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Mit imemationalem Rechcrchenbericht. 
Vor Ablauf derfiir Anderungen der Anspriiche zu$classentn 
Frist. Verbffenilichung wird wiederholt falls Anderungcn 
cintreffen. 



(54) Tide: THIENOPYRIMIDINES 

(54) Bczdcfawuag: THIENOPYRIMIDINE 

(57) Abstract 

ThieTK>pyrimidines of forrnula (I) and 
their physiologically harmless salts, in which 
R\ R 2 , R 3 . R 4 , X and n have the meaning indi- 
cated in claim 1, present a phosphodiesterase 
V-Inhibition activity and can be used in the 
treatment of cardio- vascular disorders and in 
impotence therapy. 

(57) yjtcQTfifWAnfaygiing 
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Thienopyrimidine der Formcl (I) sowie 
deren physiologisch unbedenklichen Salzc, 

worinR',R 2 i R 3 . R 4 . X und n die in Anspruch - 

1 angegebenen Bedeutungen haben. zeigen eine Phosphodiesterase V-Hemmung und koraien rur Behandlung von Erkrankungen des Herz- 
Kreislaufsystems und zur Therapie von Potenzstorungen eingesetzt werden. 
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Thienopyrimidine 

Die Effindung betrifft Verbindungen der Formel I 




R 1 ,R 2 jeweils unabhSngig voneinander H, A..OA, Alkenyl, 

15 Alkinyl, N0 2l CF 3 oder Hal, 

wobei einer der Reste R 1 oder R 2 immer * H ist, 

. R 1 und R 2 zusammen auch Alkylen mit 3-5 C-Atomen, 

R 3 , R 4 jeweils unabhangig voneinander H t A f OA, Hal, N0 2 , 

NH 2l NHA Oder NAA\ 

R 3 und R 4 zusammen auch -0-CH 2 -CH r , -0-CH 2 -0- oder 

-OCH r CH 2 -0-, '* ■ 

A, A" jeweils unabhangig voneinander Alkyl mit 1 bis 6 C- 

. Atomen, 



X ' einen unsubstituierten oder ein-, zwei- oder dreifach 

2Q durch A, Hal oder CF 3 substituierten ungesSttigten 5-7- 

gliedrigen Heterocyclus mit 1-4 N, O- und/oder S- 
Atornen, worin zusatzlich we'rtere CH 2 -Gruppen durch 
NH, NA; S oder O ersetzt sein konnen, Qber N oder C 
. gebunden, 



35 

Hal 



F, CI, Br oder I 



WO 



-2- 



PCT/EP97/04139 



und 

n 0,1, 2 bder 3 "' 

5 • 
bedeuten, 

sowie deren physiologisch unbedenklichen Salze. 

10 Pyrimidinderivate sind beispielsweise ausder EP 201 188 oder der WO 
•93/06104 bekannt. 

Der Erfindung lag die Aufgabe zugrunde, neue Verbindungen mit wertvol- 
len Eigenschaften aufzufinden, insbesondere solche, die zur Herstellung 

1 5 ™™von7Krznelm^ ~°" 

Es wurde gefunden, daG die Verbindungen der Formel I und ihre Salze bei 
guter Vertraglichkeit sehr wertvolle pharmakologische Eigenschaften besit- 
zen. 

20- : ' ...... ■ • . , . ; /; 

Insbesondere zeigen sie eine spezifische Inhibierung der cGMP-Phospho- 
diesterase (PDE V). 

Chinazoline mit cGMP-Phosphodiesterase hemmender Aktivitat s|nd z.B. 
25 in j. Med. Chem. 25, 3765 (1993) und ibid. 3Z 2106 (1994) beschrieben: 

Die biologische Aktivitat der Verbindungen der Formel I kann nach 
Methoden bestimmt werden, wie sie z.B in der WO 93/061 04 beschrieben 
sind. '•. ■ 

30 Die Affinitat der erflndungsgernSBen Verbindungen fur cGMP- und cAMP- 
Phosphodiesterase wird durch die Ermittlung ihrer ICgo-Werte (Konzentra- 
tion des Inhibitors, die bendtigt wird, urn eine 50 %ige Inhibierung der 
Enzymaktivitat zu erreichen) bestimmt. 

Zur DurchfOhrung der Bestimmungen k6nnen nach bekannten Methoden 

,_J5 isoiierte_Enzyme-verwendetwerden (z,B.-W:JrThompson et al.rBiochem - 

1971, m, 311). Zur Durchfuhrung der Versuche kann eine modifizierte 



wo 9m$n2 



PCT/EP97AM 1 39 



"batch'-Methode von WJ. Thompson und M.M. Appleman (Biochem. 
1 979, 18 t 5228) angewendet werden. 

Die Verbindungen eignen sich daher zur Behandlung von Erkrankungen 
des Herz-Kreislaufsystems, insbesondere der Herzinsuffizienz und zur 
Therapie von Potenzstorungen. 



10 



Die Verbindungen der Formel I k6nnen als Arzneimrttelwirkstoffe in der 
Human- und Veterinarmedizin eingesetzt werden. Ferner k6nnen sie als 
Zwischenprodukte zur Herstellung weiterer Arzneimittelwirkstoffe einge- 
setzt werden. 
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25 



Gegenstand der Erfindung sind dementsprechend die Verbindungen der 
Formel I sowie ein Verfahren zur Herstellung 

a) von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 sowie deren 
Salzen, worin X Ober N gebunden ist, 

dadurch gekennzeichnet; da& man eine Verbindung der Formel II 



FT HN' 



/< CH 2)n 





N L 



wonn 



30 r1, r2, r3, r4 und n die an 9^gebenen Bedeutungen haben, 

und L CI, Br, OH, SCH 3 oder eine reaktionsfShige veresterte OH-Gruppe 
bedeutet, 
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mit einem unsubstituierten oder ein-, zwei- oder dreifach durch A, Hal oder 
CF 3 substituierten ungesattigten 5-7-giiedrigen Heterocyclus mit 



5 
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; mindestens einer NH-Gruppe, worin zusatzlich weitere CH 2 -Gruppen durch 
NH, NA. S Oder O ersetzt sein kOnnen, 

umsetzt, 
oder 

b) von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 sowie deren 
Salzen, worin X Qber C gebunden ist, 



dadurch gekennzeichnet. daS man eine Verbindung der Formel 



III 



15 




III 



worm 



20 R 1 . R 2 und X die angegebenen Bedeutungen haben, 

und L CI, Br, OH, SCH 3 oder eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe 
bedeutet, 



25 mit einer Verbindung der Formel IV 



30 




IV 



worin 



3 4 ' 

R , R und n die angegebenen Bedeutungen haben, 



35 umsetzt, 
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ocler 

c) dad man in einer Verbindung der Formel I einen Rest R 1 , R 2 , R 3 
und/oder R 4 in einen anderen Rest R\ R 2 , R 3 und/oder R 4 umwandelt, 
5 indern man eine Nitrogruppe reduziert, eine primSre oder eine sekundSre 
Aminogruppe durch reduktive Aminierung in ein alkyliertes Amrn 
umwandelt oder acyliert, 

und/oder daS man eine basische Verbindung der Formel I durch 
1 0 Behandeln mit einer SSure in eines ihrer Salze QberfOhrt. 

Vor- und nachstehend haben die.Reste.R 1 , R 2 ( R 3 , R 4 , X, L und n die bei 
den Fonmeln I, II, III, IV und V angegebenen Bedeutungen, sofem nicht 
ausdrucklich etwas anderes angegeben ist. 

15 ' 

A und A' bedeuten vorzugsweise jeweils unabhangig voneinander Alkyl mit 
1-6C-Atomen. 

In den vorstehenden Formeln ist Alkyl vorzugsweise unverzweigt und hat 
20 1,2, 3, 4, 5 oder 6 C-Atome, vorzugsweise 1 , 2, 3 f 4 oder 5 C-Atome und 
bedeutet vorzugsweise Methyl, Ethyl oder Propyl, weiterhin bevorzugt Iso- 
propyl, Butyl, Isobutyl, sek.-Butyl oder tert.-Butyl, aber auch n-Pentyl, neo- 
Pentyl oder Isopentyl. 

25 Alkylen ist vorzugsweise unverzweigt und bedeutet bevorzugt Propylen, 
Suiylen oder Pentylen. 

Von den Resten R 1 und R 2 steht einer vorzugsweise fur H, wahrend der 
andsre bevorzugt Propyl oder Butyl, besonders bevorzugt aber Ethyl oder 
50 Methyl bedeutet. Femer bedeuten R 1 und R 2 auch zusammen bevorzugt 
Propylen, Butylen oder Pentylen. 

Hal bedeutet vorzugsweise F, Gl Oder Br, aber auch I. 
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Alkenyl steht vorzugsweise filr Vinyl, 1- oder 2-Propenyl, 1-Butenyl, 
Isobutenyl, sek.-Butenyl, ferner bevorzugt ist 1-Pentenyl, iso-Pentenyl oder 
1-HexenyI. 

5 Alkinyl steht vorzugsweise fQr Ethinyl, Propin-1-yl, femer fur Butin-l 
Butin-2-yl, Pentin-1-, Pentin-2- oder Pentin-3-yl. 

Die Reste R 3 und R 4 konnen gleich oder verschieden sein und stehen 
vorzugsweise in der 3- oder 4-Position des Phenylrings. Sie bedeuten 

10 beispielsweise jeweils unabhSngig voneinander H ( Alkyl, Alkoxy, Nitro, 

Amino, Alkylamino wie z.B. Methylamino, Dialkylamino wie z.B. Dimethyl- 
amino, F, CI, Br oder I oder zusammen Ethylenoxy, Methylendioxy oder 
Ethylendioxy. Bevorzugt stehen sie auch jeweils fur Alkoxy, wie z.B. fur 
: . ^ ^Methoxy^Eth^ 

15 

Der Rest X ist vorzugsweise unsubstituiertes oder ein-, zwei- oder dreifach 
durch Alkyl, Hal oder CF 3 substituiertes 2- oder 3-FuryI, 2- oder 3-Thienyl, 
1-, 2- Oder 3-Pyrrolyl, 1- 2-, 4- oder 5-Imidazoiyl, 2-MethyM-imidazoM-yl, 
1-, 3-, 4- oder 5-Pyrazolyl, 2-, 4- oder 5-Oxazolyl, 3-, 4- oder 5-lsoxazolyl ( 

20 2-, 4- oder 5-Thiazolyl, 3-, 4- oder 5-lsothiazolyl, 2-, 3- oder 4-Pyridyl, 2-, 
4- t 5- oder 6-Pyrimidinyl t weiterhin bevorzugt 1,2,3-TriazoM-, -4- oder -5- 
yl, 1 ,2,4-TriazoM-, -3- oder 5-yl, 1- oder 5-Tetrazoiyi, 1 ^^-OxadiazoW- 
oder-5-yl, 1,2,4-Oxadiazoi-3- oder -5-yl, 1,3,4-Thiadiazpl-2- oder -5-yl, 
1 ,2,4-Thiadiazol-3- oder -5-yl, 1 ,2,3-Thiadiazol-4- oder -5-yl, 3- oder 4- 

25 Pyridazinyl oder Pyrazinyl. 

Fur die gesamte Erfindung gilt, daB sSmtiiche Reste, die mehrfach auf- 
treten, gleich oder verschieden sein konnen, d.h. unabhangig voneinander 
sind. 

Dementsprechend sind Gegenstand der Erfindung insbesondere diejeni- 
gen Verbindungen der Formel I, in denen mindestens einer der genannten 
Reste eine der vorstehehd angegebenen bevorzugten Bedeutungen hat. 
Einige bevorzugte Gruppen von Verbindungen konnen durch diejolgen- 
den Teilformeln la bis le ausgedrfickt werden, die der Formel I ent- 
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sprechen und worin die nicht naher bezeichneten Reste die bei der Formel 
i angegebene Bedeutung haben, worin jedoch 

in ,a x Imidazolyl Oder Pyridinyl bedeutet 

5 

in lb R 1 , R 2 jeweils unabhangig voneinander H, A, OA. 
N0 2 , CF 3 Oder Hal, 

wobei mindestens einer der Reste R 1 oder R 2 immer 
*Hist, 

10 r3 und R 4 zusammen -'0-CH 2 -CH 2 -, -6-CH 2 -0- oder 

-0-CH 2 -CH 2 -0, 
X Imidazolyl oder Pyridinyl und 

n 1 



15 



20 R 3 ,R' 



25 



bedeuten; 

inlc R 1 , R 2 jeweils unabhangig voneinander H, A, OA, 
N0 2 , CF 3 oder Hal, 

wobei mindestens einer der Reste R 1 oder R 2 immer 
* H ist, 

jeweils unabhangig voneinander H, A, OA, Hal, N0 2 , 
NH 2 , NHA oder NAA', 
X Imidazolyl oder Pyridinyl und 

n. 1 
bedeuten; 

in Id R 1 uhdR 2 zusammen Alkyleri mrt 3-5 C-Atomen. 

R 3 und R 4 zusammen -0-CH 2 -CH 2 -, -0-CH 2 -0- oder 
-0-CH 2 -CH 2 -0, 

X Imidazolyl oder Pyridinyl und 

30 n • • 1 

bedeuten; • : 



in le R 1 und R 2 zusammen Alkylen mit 3-5 C-Atomen,. 

R 3 , R 4 jeweils unabhangig voneinander H, A, OA, Hal, N0 2 

35 NH 2 , NHA oder NAA', 

X Imidazolyl oder Pyridinyl und 
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n 

bedeuten; 



Die Verbindungen der Formel I und auch die Ausgangsstoffe zu ihrer 
Herstellung werden im Qbrigen nach an sich bekannten Methoden her- 
gestellt. wie sie in der Literatures, in den Standardwerken wie Houben- 
Weyl, Methoden der organischen Chemie, Georg-Thieme-Veriag 
Stuttgart), beschrieben sind, und zwar unter Reaktionsbedingungen die 
fUr die genannten Umsetzungen bekannt und geeignet sind. Dabei kann 
man auch von an sich bekannten, hier nicht naher erwahnten Varianten 
Gebrauch machen. 

In den Verbindungen der Formeln II, III und IV haben R 1 , R 2 , R 3 , r< X und 

_nJje^gegebenenBedeutungen r insbesondere'die-angeg4e^ 
zugten Bedeutungen. 

Falls L eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe bedeutet, so ist diese 
vorzugsweise Alkylsulfonyloxy mit 1-6 C-Atomen (bevorzugt Methyl- 
sulfonyloxy) Oder Aryisulfonyloxy. mit 6-10 C-Atomen (bevorzugt Phenyl- 
oder p-Tolylsulfonyloxy, ferner auch 2-Naphthalinsulfonyloxy). 

Die Ausgangsstoffe konnen, falls erwiinscht. auch in situ gebildet werden 
so daS man sie aus dem Reaktionsgemisch nicht isqliert. sondem sofort 
weiter zu den Verbindungen der Formel I umsetzt. 
Andererseits ist es mbglich, die Reaktion stufenweise durchzufuhren. 

Die Verbindungen der Formel I, worin X Qber N an das Thienopyrimidin- 
Rmgsystem gebunden ist, kSnnen vorzugsweise erhalten werden. indem 
man Verbindungen der Formel II mit einem unsubstituierten oder eih- 
zwei- oderdreifach durch A. Hal oder CF 3 substituierten ungesattigten 5-7- 
gliedrigen Heterocyclus mit mindestens einer NH-Gruppe. worin zusatzlich 
weitere CH 2 -Gruppen durch NH, NA, S oder O ersetzt sein k5nnen, 
umsetet. 
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Die Ausgangsstoffe der Formeln II sind teilweise bekannt. Sofern sie nicht 
bekannt sind, k6nnen sie nach an sich bekannten Methoden hergestellt 
werden. 

5 Vorstufen der Verbindungen der Formel II k6nnen z.B. durch Cyclisierung 
und Halogenierung analog J. Med. Chem. 24, 374 (1981) hergestellt 
werden. Durch anschliefiende Umsetzung mit Arylalkylaminen erhSIt man 
die Verbindungen der Formel II. 

1 0 Im einzelnen erfolgt die Umsetzung der Verbindungen der.Fprmel II mit 
dem NH-haltigen Heterocyclus in Gegenwart oder Abwesenheit eines 
anerten L&sungsmrttels bei Temperaturen zwischen etwa -20 und etwa 
150°, vorzugsweise zwischen 20 und 100°. 

15 Der Zusatz eines sSurebindenden Mittels, beispielsweise eines Alkali- oder 
Erdalkaiimetall-hydroxids, -carbonats oder -bicarbonats oder eines 
anderen Salzes einer schwachen Saure der Alkali- oder Erdalkalimetalle, 
vorzugsweise des Kaliums, Natriums oder Calciums, oder der Zusatz einer 
organischen Base wie Triethylamin, Dimethylamin, Pyridin oder Chinolin 

20 oder eines Qberschusses der Aminkomponente kann gunstig sein. 

• Als inerte Losungsmittel eignen sich z.B. Kohlenwasserstoffe wie Hexan, 
Petrolether, Benzol, Toluol oder Xylol; chlorierte Kohlenwassertoffe wie 
Trichlorethylen, 1 r 2-Dichlorethan,Tetrachlorkohlenstoff, Chloroform oder 

25 Dichlormethan; Alkphole wie Methanol, Ethanol, Isopropanol, n-Propanol, 
, n-Butanol oder tert-Butanol; Ether wie Diethylether, Diisopropylether, 
Tetrahydrofuran (THF) oder Dioxan; Glykolether wie Ethylenglykolmono- 
methyl- oder -monoethylether (Methylglykol oder Ethyiglykol), Ethylen- 
glykoldimethylether (Diglyme); Ketone wie Aceton oder Butanon; Amide 

30 wie Acetamid, Dimethylacetamid oder Dimethylformamid (DMF); Nitrite wie 
Acetonitril; Sulfoxide wie Dimethylsulfoxid (DMSO); Nitroverbindungen wie 
Nitromethan oder Nitrobenzol; Ester wie Ethylacetat oder Gemische der 
genannten Losungsmittel. 
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Verbindungen der Formel I, worin X Ober C an das Thienopyrimidin- 
Ringsysiem gebunden ist, kSnnen weiterhin erhalten werden, indem man 
Verbindungen der Formel ill mil Verbindungen der Formel IV umsetzt 

Die Ausgangsverbindungen der Formel IV und V sind in der Regel 
5 bekannt. Sind sie nicht bekannt,so k6nnen sie nach an sich bekannten 
Methoden hergestellt werden. 

Verbindungen der Formel III konnen z.B. durch Umsetzung mit POCI 3 aus 
Verbindungen erhalten werden, die aus Thiophenderivaten und CN- 
substituierten Heterocyclen aufgebaut werden (Eur. J Med Chem 23 
1Q 1 . 453 (1988). , " ' 

Die Umsetzung, der Verbindungen der Formel III mrt Verbindungen der 
Formel IV erfolgt unter ahniichen Bedingungeh, betreffend die Reaktions- 
„ " ••-^.TemperaturundLSsungsm^ 

15 Verbindungen der Formel II mit den NH-haltigen Heterocyclen 
beschrieben ist ' 

Es ist femer moglich, in einer Verbindung der Formel I einen Rest R 3 
und/oder R 4 in einen anderen Rest R 3 und/oder R 4 umzuwandeln, z.B. 
20 indem man Nitrogruppen (beispielsweise durch Hydrierung an Raney- 
Nickel Oder Pd-Kohle in einem inerten Lfisungsmittel wie Methanol Oder 

Ethanol) zu Aminogruppen reduziert Oder Cyangruppen zu COOH- 
Gruppen hydrolysiert. 

Femer kann man freie Aminogruppen in ublicher Weise mit einem 
Saurechlorid Oder -anhydrid acylieren Oder mit einem unsubstituierten oder 
substituierten Alkylhalogenid alkylieren, zweckma&ig in einem inerten 
Losungsmittel wie Dichlormethan ; oder THF und /oder in Gegenwart einer 
Base wie Triethylamin oder Pyridin bei Temperaturen zwischen -60 und 



25 
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Eine Base der Formel I kann mit einer Saure in das zugehorige Saure- 
additionssalz ObergefGhrt werden, beispielsweise durch Umsetzung aqui- 
valenter Mengen der Base und der Saure in einem inerten Losungsmittel 
wie Ethanol und anschlieliendes Eindampfen. FOr diese Umsetzung 
kommen-insbesondere ^ SauTen ih Frage, clie physiologisch unbedenkliche 
Salze liefem. So konnen anorganische Sauren verwendet werden, z.B. 
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Schwefelsaure, Salpetersaure, Halogenwasserstoffsaureri wie Chlor- 
wasserstoffsaure oder BromwasserstoffsSure, Phosphorsauren wie Ortho- 
phosphorsSure, Sulfaminsaure, femer organische SSuren, insbesondere 
aliphatische, alicyciische, araliphatische, aromatische oder heterocyclische 

5 ein- oder mehrbasige Carbon-, Sulfon- oder SchwefelsSuren, z.B. 

Ameisensaure, Essigsaure, Propionsaure, Pivalinsaure, Diethylessigsaure, 
Malonsaure, Bemsteinsaure, Pimelinsaure, Fumarsaure, Maieinsaure, 
Milchsaure, Weinsaure, Apfelsaure, Citronensaure, Gluconsaure, 
Ascorbinsaure, Nicotinsaure, Isonicotinsaure, Methan- oder Ethansulfon- 

10 saure, Ethandisulfonsaure, 2-Hydroxyethansulfonsaure, Benzolsulfon- 

saure, p-Toluoisulfonsaure, Naphthalin-mono- und Disulfonsauren, Lauryl- 
. schwefelsaure. Salze mit physiologisch nicht unbedenklichen Sauren, z.B. 
Pikrate, konnen zur Isolierung und /oder Aufreinigung der Verbindungen 
der Formel I verwendet werden. 

15 

Andererseits k6nnen, fells gewunscht, die freien Basen der Formel I aus 
ihren Salzen mit Basen (z.B. Natrium- oder Kaliumhydroxid oder- 
carbonat) in Freiheit gesetzt werden. 

20 Gegenstand der Erfindung ist femer die Verwendung der Verbindungen 
der Formel I und/oder ihrer physiologisch unbedenklichen Salze zur Her- 
; stellung pharmazeutischer Zubereitungen, insbesondere auf nicht-chemi- 
schem Wege. Hierbei kGnnen sie zusammen mit mindestens einem festen, 
flussigen und/oder halbflussigen Trager- oder Hitfsstoff und gegebenen- 

25 falls in Kombination mit einem oder mehreren weiteren Wirkstoffen in eine 
geeignete Dosierungsform gebracht werden. 

; Gegenstand der Erfindung sind auch Arzneimittel der Formel I und ihre 
. . physiologisch unbedenklichen Salze als Phosphodiesterase V-Hemmer. 

30 . .. . /' ~ 

Gegenstand der Erfindung sind femer pharmazeutische Zubereitungen, 
enthaltend mindestens eine Verbindung der Formel I und/oder eines ihrer 
physiologisch unbedenklichen Salze. 

35 Diese Zubereitungen kOnnen als Arzneimrttel in der Human- oder 

, Veterinarmedizin verwendet werden. Als Tragerstoffe kommen organische 
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Oder anorganische Substanzen in Frage, die sich fur die enterale (z B 
orale), parenteral Oder topische Applikation eignen und mit den neuen 
Verb.ndungen nicht reagieren, beispielsweise Wasser, pflanzliche Ole 
Benzylalkohole.Alkylengr/ko^ ' 
Gelatine, Kohlehydrate wie Lactose Oder Starke, Magnesiumstearat, Talk 
Vaseline. Zur oralen Anwendung dienen insbesondere Tabletten Pillen 
Dragees, Kapseln, Pulver. Granulate, Sirupe, Safte oder Tropfen' zur 
rektalen Anwendung Suppositorien, zur parenteralen Anwendung Losun- 
gen, vorzugsweise Slige oder wSssrige L6sungen, ferner Suspensionen 
Emulsionen oder Implantate, fiir die topische Anwendung Salben, Cremes 
Oder Puder. Die neuen Verbindungen konnen auch lyophilisiert und die 
erhaltenen Lyophilisate z.B. zur Herstellung von Injektionspraparaten 

s verwendet werden. Die angegebenen Zubereitungen konnen steriJisiert 
sein und/oder Hilfcstoffe wie Gleit-, Konservierungs-, Stabilisierungs- 

" uhd/bder Netzmittei, Emuigatoren, Salze zur Beeinflussung des osmo- 
tischen Druckes, Puffersubstanzen, Farb-, Geschmacks- und /oder ein 
oder weitere Wirkstoffe enthalten, z.B. ein oder mehrere Vitamine. 

Die Verbindungen der Formel I und ihre physiologisch unbedenklichen 
Salze kdnnen bei der Bekampfung von Krankheiten, bei denen eine Er- 
hshung des cGMP(cyclo-Guanosin-monophosphat)-Spiegels zu Ent- 

zQndungshemmung oder -verhinderung und Muskelentspannung fQhrt, 
eingesetzt werden. Besondere Verwendung konnen die erfindungsge- 
maBen Verbindungen bei der Behandlung von Krankheiten des Herz- 
Kreislaufsystems und zurTherapie yon PotenzstSrungen finden. 

Vor- und nachstehend sind alie Temperaturen in °C angegeben. In den 
nachfolgenden Beispielen bedeutet "Qbiiche Aufarbeitung": Man gibt, falls 
erforderiich, Wasser hinzu. stellt, falls erforderlich, je nach Konstrtution des 
Endprodukts auf pH-Werte zwischen 2 und 1 0 ein, extrahiert mit 
Ethylacetat oder Dichlormethan, trennt ab, trocknet die organische Phase 
uber Natriumsulfat, dampft ein und reinigt durch Chromatographie an 
Kieselgel und /oder durch Kristallisation. 

-MassenspeWrometrie (MS): EI (ElektronenstoS;lonisati6n)"M* 



FAB (Fast Atom Bombardment) (M+H) + 
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BeispiPl 1 

Eine L6sung von 3,29 g 2,4-Dichlor^-methyl-thieno-[2,3-dJ-pyrimidin in 80 
ml Dichlormethan wind mit 3,02 g 3,4-Methylendioxybenzylamin ("A") 
versetzt und nach Zugabe von 1,52 g Triethylamin 12 Stunden bei Raum- 
temperatur gerOhrt. Das Ldsungsmittel wird entfernt und wie ilblich aufge- 
arbeitet. Man erhSIt 3,38 g 2-Chlor-6-methyl-4-(3,4-methylendioxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin, F. 162°. 

Analog erhSIt man durch Umsetzung von "A" 

mit 2,4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyl-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; ■ . -> = 

mii2,4-Dichlor-5,6,7,8-tetrahydro-I1}-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-Chlor.5,6,7,8-tetrahydro-4-(3,4-methylendio)cyben2ylaminoH1]- 
benzothieno-[2,3-dJ-pyrimidin, F. 222°; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclopentenoT4-(3,4-methylendibxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclohepteno-[1]-benzothieno-[2 l 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclohepteno-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno- 
l2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6^thyl-4-{3,4-methylendioxybenzylamiho)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin, F. 148°; 

mit 2,4,6-Trichlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,6-Dicnlpr-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 
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mit 2 1 4,5-Trichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,5-Dichlor-6-methyW-(3 1 4-methylendioxyben2yiamino)-thieno-[2.3. 
d]-pyrimidin; 

5 mrt 2,4-pichlor-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2<Jhlor^-nitro^-(3 > 4-methylendioxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]. 
pyrimidin; 

mit 2.4-Dichlor-5,6KJimethyl-thiehcJ-[2 f 3-d]--pyrimidin 

10 2 - Ch,or - 5 . 6 ^'methyM-{3,4-methylendioxybenzylamino)-thienc>-[2,3- 
dj-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-trifluormethyl-thieno-{2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-trifiuormethyl-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno- 

15 " 12;3^p^nmidin7^ —————— ^ — " 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 3-Chlor^-methoxy-benzyiamin 
. mit 2,4-Dichlor-6-methyl-thienb-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-methyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
20 pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5-methykhieno-[2,3-d}-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno-[2,3^d]- 
pyrimidin; 

25 . - . .. . v - ; ■■' l. '. . " 

mit ^^-Dichlor-S.ej.S-tetrahydro-llj-benzothieno-p.S-dl-pyrimidin 
2-Chior-5 t 6,7,8-tetrahydro-4-(3-chlor-4-methoxybenzylaminoH1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

30 mit2,4-Dichlor-5,6-<^clopenteno-[1]-benzothiencH[2,3Kj]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-(3-chIor-4-methoxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit2,4-Dichlor-5 l 6-cyclohepteno-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

— 2-rChlor-5,6-cyciohepteno-4-(3-ehlor-4-methoxybenzylaminoHhieno-— 
[2,3-d]-pyrimidin; 
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Beispiel 1, 

Eine L6sung von 3,29 g 2.4-Dichlor-6-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin in 80 
ml Dichlormethan wind mit 3,02 g 3,4-Methylendioxybenzylamin ("A") 
versetzt und nach Zugabe von 1,52 g Triethylamin 12 Stunden bei Raum- 
temperatur gerOhrt. Das Losungsmittel wird entfernt und wie ubiich aufge- 
arbeitet. Man erhalt 3,38 g 2-Chlor-6-methyl-4-(3,4-methylendioxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin, F. 162°. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von "A" 

mit 2.4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyM-(3,4-methylendioxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-ben2othieno-[2,3Kl]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6,7,8-tetrahydro-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin, F. 222°; 

mit2,4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-ben20thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; • 

mit2,4^Dichlor-5,6-cyclohepteno-[1]-benzothjeno-[2,3-d]-pyrimidin , 

2-Chlor-5,6-cyclohepteno-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; , 

mit 2,4-Dichlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-ethyl-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin, F. 148°; 

mit 2,4,6-Trichlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

^.B-Dichlor-^CS^methylendioxybenzylaminoJ-thieno-^.S-d]- 
pyrimidin; 
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mit 2 ( 4 ( 5-Trichior-6-methyi-thieno-[2/3Hd]-pyrimidin 
2,5-Dichtor-6wrietW^ 
d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor^-nitro-thienc>-{2 t 3Hd]^yrimidin 1 
2-Chlor^-nitro^3/4-m^ 
pyrimidin; 

mit 2 1 4-Dichlor-5 l 6Klimethykhieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5 t 6^imethyl^3 t 4-methylendioxybenzyIamino)-th 
d]-pyrimidin; - 

mii2 4 4-Dic^lor-64rifluorTnethyWhieno^ 
[2,3-dj-pyrimidin. 

Analog erhSIt man durch Umsetzung von 3-Chlor-4-methoxy-benzylamin 
mit 2 s 4-Dichior-6-methyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2~Chlor-6-methyW-(3-^ 

pyrimidin; 

mit 2 1 4-DichIor-5-methyl-thieno-[2 l 3-d]-pyrimidin 

2-Chior-5-methyI^-(3-chloM-methoxyberizylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2 1 4-Dichlor-5 ) 67 f 8-tetrahydro-t1]»ben20thien6-[2,3^]-pyrimidin 

2-ChIor-5 t 6J^4etrahydr6^-(3-chlor-4-methoxybenzyiamino)-[1]" 
benzoth ieno-[2 , 3-d]-pyrimid in ; 

mit 2 ) 4-Dichlor-5 1 6^yclopenteno-[1]-benzbthieno-[2 f 3^]-pyrimid 

2-Chior-5,6^yclopenteno^(3-chIoM-methoxybenzyiarninoHhieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichior-5 l 6-cyclohepte^ 
~2-Chlor-5,6-cyclohept^^^ 
[2,3-d]-pyrimidin; 



20 



25 
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2-Chlor-6-methyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrim!din 
5 2-Chlor-5-methyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit2,4-Dichlor-5 l 6 l 7,8-tetrahydro-[1]-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5.6,7,8-tetrahydro-4-ben2ylamino-[1]- benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

10 

mit 2,4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-ben20thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5 1 6-cyclopenteno-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mii2,4-Dichlor-5,6-cyclohepteno-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 
15 2 - Ch,or - 5 .6-cyclohepteno-4-benzylamino-thien<>[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2 > 4-Dichior-6-ethy]-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-ethyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

20' mit 2,4.6-Trichlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichlor-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4,5-Trichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,5-Dichlor-6-methyl-4-benzy!amino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 

!5 

mit 2,4-Dichlor-6^nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-nitro-4-benzylamino-thiend-[2,3-d]-pyrimidin; 

mita.^Dichlor-S.e-dimethyl-thieno-p.S-dJ-pyrimidin 
0 2-Chlor-5,6-dimethyl-4-benzyiamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-trifiuormethyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin. 



35 



Analog erhalt man durch Umsetzung von 4-Fluorbenzylamin 
mit 2,4-Dichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
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Vv ; * 2 ~ qhlor ^- m ^ 

mit2,4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin . . . ... : 

2.Chlor,5-methyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2.4-Di(^lor-5 l 673-tetrahydro-[1]-ben20thierio-[2.3-d]-pyrimidin 

2-Ch!or-5,67,8-tetrahydrcM-(4-fiuorbenzyiaminoH1]-beh2othieno^ 
[2,3-d]-pyrimidin; ' 

1 0 mit 2 > 4-Dichlor-5 ( 6-cyclopenteno-[1]-ben20thieno-{2 t 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-(4-fiuorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
•■» ' pyrimidin; - 

., /, 2y4-Dictiio^ . ' 

15 2-Chlor-5,5-cyclohepteno-4-{4-fluorben2ylamin6)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 



20 



25 



mit 2,4-Dichlor-6rethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2 - Chlor -6-ethyl^(4-fluorben2ylamino)-thieno-[2.3-d>pyrimidih; 

mit 2,4,6-Trichlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichlor-4-(4-fluorben2ylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit2 > 4,5-Trichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,5-Dichlor-6-methyl-4-(4-fIuorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2.4-Dichlor-6-nitroH-thienpT[2,3-d]-pyrimidih 

2-Chlor-6-nitro^-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin; 

30 v ; mit 2.4-Dichl6r-5,6-dimethyl-thieho-[2,3-d]-pyrimidin . 

2-Chlor-5,6-dimethyl-4-(4-fiuorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-trifIuormethyi-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-trifluormethyl-4-(4-fIuorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
35 — pyrimidin: — : — — — — 1 
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2-Chlor-6-methyl-4-(3.4-dimethoxybenzylamino)-thieno-r2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
5 2 - c hlor-5-methyM-ben2ylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2.4-Dichlor-5 l 6 l 7.8-tetrahydro-[1H1]-ben2othieno-[2 > 3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6,7,8-tetrahydro-4-ben2ylamino-[1]- benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidm; 

10' 

mit2,4-Dichlor-5.6-cyclopenteno-[1]-ben2othieno-[2,3-d]-pyrjmidin 
2-Chlor-5,6-(^clopenteno-4-benzylamino-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin; 

mit2,4-Dichlor-5,6-cycloheptenc>-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrirnidin 
15 2 - c hlor-5,6-cyclohepteno^-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit2,4-Dichlor-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-ethyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

20 mit2,4,6-Trichlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichlor-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4 1 5-Trichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,5.Dichlor-6-methyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 

mit 2,4-Dichlor-6-nitro-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-nitro-4-benzylamino-thieno-[2 1 3-d)-pyrimidin; 

. mit2,4-Dichlor-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
30 2-Chlor-5,6-dimethyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-trifluormethyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin. 

35 Analog erhait man durch Umsetzung von 4-Fluorbenzylamin 
mit 2,4-Dichlor-6-methyt-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 



W0 9&06722 



- 18- 



PCT/EM7/04139 



10 



15 



- 2-Chlor^-methyl-4-(4^uorben2ylaminoHhieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

. mit 2,4-Di(^lor-5 T methyl-thieno-[2,3^]-pyrimidin ..... 

2-Chlor-5-methyl-4^4-fluorbenzyiamino)-thieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

mit 2.4-Dichlor-5,67 l 8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2 t 3-d>pyrimidm 

2-Chlor-5,6J I 8-tetrahydrc>4K4-fIuorbenzylaminoH1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

rnit ^^Dichlor-S.e-cyclopenteno-l^-benzothieno-p.S-dJ-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-cyclopenteno-4-(4-fIuorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrirnidin; 

- 2-£hlor-5,6-ctycloheptenaU^ 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-6-ethyl-thienoi[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-ethyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4 ,6-Trichlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,6-Dichlpr-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin; 

mit 2 1 4,5-Trichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2,5-Dichlor-6-methyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

: mit 2;4-Dichlor-6-nitro-thieno-[2;3-d]-pyrimidin 

2-Chl6r^-nitro^(4-fluorbehzylamihp)-thieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

30 rnit2.4-Dichlor-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5,6-dimethyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2.4-Dichlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-dJ-pyrimidin 

2-Chior-6-trif!uofTnethyM-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]. 
35 "pyrimidin: ~ " " " ~ 



20 
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2-Chlor-5,6-dimethyl-4-(3-nitro^ 

mit 2 t 4-Dichlor-6-trifluoi7Tiethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-6-trifluorrnethyM-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2 ( 3Ki]^ 
5 pyrimidin. 

Analog erhait man durch Umsetzung von 3,4-MethylendioxyphenethyIamin 
mit 2 l 4-Dichlor-6-methy!-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin 
2-Chlor^-methyW-(3 ( 4-mefo 
10 pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5-methy!-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5-methyM-(3,4-methyiendioxyphenethylamino)-thieno-[2 1 3- 
d]-pyrimidin; 

15 . 

mit 2 s 4-Dichlor.5 l 6 l 7 l 8-tetrahydro-[1]-ben20thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin 

2-Chior-5,67 I 8-tetrahydro-4-(3 I 4-methylendioxyphenethylamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

20 mit 2 1 4-Dichlor-5,6-cyclopenteno-[1]-ben2othieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5 l 6-cydopenteno-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2 l 4-Dich!or-5 f 6-cyclohepteno-[13-benzothieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin 
25 2-Chlor-5 l 6-cyclohepteno-4^(3,4-methyIendioxyphenethylamino)- 
thieno-[2 r 3-d]-pyrimidin; 

mit 2 t 4-Dichlor-6-ethyi-thienb-[2,3-d]-pyrimidin 

2-ChIor-6-ethyl-4-(3 1 4-methyiendioxyphenethyIaminoHhieno-[2 t 3<l]- 
30 pyrimidin; 

mit 2,4 i 6-Trichlor-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin 

^.e-Dichlor^S^methylendioxyphenethylaminoJ-thieno-^.S-d]- 
pyrimidin; 



35 



mit 2 t 4 ( 5-TrichIor-6-methyl-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin 
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2 l 5-Dichlor-6-methyM-(3 l 4-methylendioxyphenethy!aminoHh 
[2,3-dJ-pyrimidin; 

mit 2,4-DichIor^-nitrc>thieno-[2 t 3-d]-pyrimidiri 

2-Chlor-6-nitro-4-(3 l 4-methylendioxyphenethylamino)-thieno-[2^ 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5 t 6<limethyMhieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6-dimethyM-(3 ) 4-me^ 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-64rifluormet^ 
2-Chlor^-triflubim^^ 
[2,3-dJ-pyrimidin. 



Analog erhSIt man durch Umsetzung von 3,4-Ethyiendioxybenzylamin 
mit 2,4-Dichlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-6-methyM-(3,4-e^ 
pyrimidin; 

mit 2 ( 4-Dichlor-5-methyl-thieno-[2,3-d]"pyrimidin 

2-Chlor-5-methyl-4-(3 l 4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5 ^7,8-tetrahydro-JI ]-benzothieno^2 t 3-d}-pyrimidih 
2-ChIor-5 l 67 l 8-tetrahydro^-(3 ) 4-ethylendioxyben2ylamino)-{1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2 ( 4-Dichlor-5 l 6-cyciopenteno-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5 I 6-cycIopenteno-4-(3,4-ethylendioxybenzylaminoHhieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit2 l 4rDichior-5 ( S-cyclohepteno-[13-benzothieno-[2 f 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5 ( 6-cycIohepteno-4-(3 1 4-ethyiendioxybenzylamino)-thieno- 
- [273^pyrimidin; ; 
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2-Chlor-5,6Kiimethyl-4^3-^ 

mit 2 ( 4-Dichlor-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-cl]-pyrimidin 
2-Chlor-6-trifluomiethyM-^^ 
pyrimidin. 

Analog erhait man durch Umsetzung vori 3 ( 4-Methylendioxyphenethylamin 
mit 2 I 4-Dichlor-6-methyl-thieno-[2 l 3-d]-pyrimidin 
. 2-Chlor-6-methyM-(3,4-meth^ 
pyrimidin; 

mii2 l 4-Dichlor-5-methyl4hieno-[2 t 3<l]-pyrimidin 
• ^^hlor-S-methyH-^,^ 
d]-pyrimidin; 

mrt-aAPichlor-S.ej.S-tetrahydro-IIJ-benzothieno-p^-dJ-pyrimidin 
2-Chlor-5,6J 1 8-tetrahydr^ 
benzothieno-[2,3<|-pyrimidin; 

mit 2 ( 4-Dichlor-5 l 6-cyclopenteno-[1]-ben2othieno-[2 l 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5 t 6-cyclopenteno-4-(3 f 4-methylendioxyphenethylamino)-^^ 
thieno-fcS-dJ-pyrimidin; 

mit 2 l 4-Dichlor-5,6«cyclohepteno-[1]-ben2othieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5,6-cyclohepteno-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin;: 

mrt 2 ( 4-Dichlor-6-ethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-6-ethyM-(3,4-methyie^^ 
pyrimidin; 

mit 2 I 4,6-Trichlor-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin 

2 t 6-DichloM-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-thieno-[2 l 3--d]- 
pyrimidin; 

mit 2 l 4 I 5-TrichIor-6-methyi-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 



r 2 ( 5-Dic*lor-6-methyM-^ 
[2 t 3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dic^lor-6-nitro-thieno-[2 ( 3«d]-pyrimidin 

2-Chlor^-nitro^3,4-methyiendioxyphenethylamino)-thien6.[2 l 3-d} 
pyrimidin; 

mit 2 t 4-Dich!or-5 ( 6^imethyMhieno-[2 t 3-d]-pyrimidin : 
2-Chlor-5,6-dimethyM^3^ 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2 f 4-Dich!or-64rifluormethyl4hieno-[2 t 3Kl]-pyrirriidin \ 
2-ChIor-6-trifluonriethyU-(3 1 4-methylendioxyph 
[2,3<i]-pyrimidin. 

Analog erhait man dufch Umsetzung von 3,4-Ethyiendioxybenzylamin 
mit 2,4-DichlorHB-methyl-thieno-[2,3Hd]-pyrimidin 

2-Chlor-6-methyW-(3 t 4-ethyiendioxyben2ylamino)4hieno-[2 l 3-d]- 
pyrimidin; 

mit 2,4-Pichlor-5-mfethyI-thieno-[2 T 3-d]-pyrimidin 
2-Chlor-5HTiethyM-(3 ( ^ 
pyrimidin; 

mit ^^-Dichlor-S.Sj.S-tetrahydro-fl J-benzothieno-^Srdl-pyrimidin 
2-ChIor-5 t 67 1 84etrahydro^-(3 l 4-ethylendioxybenzylaminoH1]- 
beri2othieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 2 f 4-Dichlof-5 l 6-cydopenteno-[13-benzothieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2TChIor-5 ) 6-cyclopenteno-4-(3 l 4-ethylendioxybenzylamino)-thieno- 
[2 t 3-d]-pyrimidin; 

mit 2,4-Dichlor-5 f 6-cycioheptenp-[1]-benzothieno-[2 T 3-d]-pyrimidin 

2-Chlor-5 1 6-cyclohepteno-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno- 

■~~""[2;3=d]=pyrimidinrT~ " " ^ 
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2-(lmidazol-1-yl)-5,6,7,8-tetrahydro-4-(3-chlor-4-methoxybenzyl- 
aminoH1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmida2ol-1-yl)-5,6-cyclopenteno-4-(3-chlor-4-methoxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmida2ol-1-yl)-5,6-cyclohepteno-4-(3-chlor-4-methoxybenzyl- 
aminoJ-thien^.S-dJ-pyrimidin; , 

2-(lmida2oU1-yl)-6-ethyl-4-(3-chloM-methoxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(jmida2oM-y!)-6-chlor-4-(3-chloM-methoxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmidazolr1-yl)-5-chlor-6-methyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

>(lmidazol-1-yl)-6-nitro-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmidazol-1 -yl)-5,6-dimethyl-4r(3-chlor-4-methoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-6-trifluormethyW-(3-chloM-methoxybenzylamino)- 
thieno-f2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-6-methyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3- 
dj-pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-5-methyl-4-(3 l 4-dimethoxybenzylamin6)-thieno-[2,3- 
dj-pyrimidin; 

2-(lmidaz6l-1-yl)-5,6,7,8-tetrahydro-4-(3,4-dimethoxybenzyiamino)- 
[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
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2 -( |mW ^ o| -1-yl)-5,6-cyclopentencM-(3,4-dimethbxyber^lamin 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; ' 

2-(lmidazol-T-yl)-5,6-cycloheptencM-(3,4-dimethoxyben2yiamino)- 
5 thieno-[2,3-d]-pyrimidin; ' 

2-(!midazol-1-yl)-6-ethyl-4-(3 l 4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3- 
dj-pyrimidin; 

10" 2-(lmidazol-1 -yl)-6-chlor-4-(3 ) 4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2 1 3- 

d]-pyrimidin; 

2-(!midazol-1-yl)-5-chlor-6-methyU-(3,4-dimethoxybenzylamino)- 

t hien o-[2^3^]-py rijmidirr; __■ _ _ 

-~ .. — - * 

' 2 4lmidazol-1-yI)-6-riitiT>^(3,4<iin^ 
pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-5,6-dimethyU^3;4^i^^^ 
20 [2,3-d]-pyrimidin; 

2-(!midazol-1-yl)-6-trifiuormethyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 2-(lmidazol-1-y!)-6-methtf^ 
d]-pyrimidin; 

2-(lmidazol-1 -yl)-6^rhethyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin, F. 

207°; - 

30 ' \ • 

2-(!midazol-1-yl)-5-methyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-5,6,7,8-tetrahydro-4-behzylamino-[1]-benzothieno- 

[2,3-d]-pyrimidin; - 
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2-(lmidazol-1-y|)-5 l 6 I 7 l 8-tetrahydro-4-(3-chlor-4-methoxybenzyl- 
amino)-[1]-ben20thieno-[2,3-d>pyrimidin; • 

2-(lmida2ol-1-yl)-5.6-cyclopenteno^-(3-chlor-4-methoxyben2yl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmida2ol-1-yl)-5,6-cyclohepteno-4-(3-chlor-4-methoxybenzyl- 
amino)-thieno[2, 3-d]-pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-6-ethyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzyiarTiino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmidazol-1 -yl)-6-chlor-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmidazo(-1-yl)-5-chlor-6-methyU-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)^-nitro-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmidazol-.1-yl)-5,6-dirnethyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)- 
thieno-[2, 3-d]-pyrimidin ; 

2-(lmidazol-1-yl)^-trifluormethyl-4-(3-chioM-methoxybenzylamirio)- 
thieno-f2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-6-methyl-4-(3,4-dimethoxybenzyiamino)-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-5-methyl-4-(3,4-dimethoxybenzyiamino)-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-5,6 f 7,8-tetrahydro-4-(3 I 4-dimethoxybenzylamino)- 
[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
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2-(lmida2ol-1-yl)-5,6-cyclopenteno-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin;. 

2-(lmidazol-1-yi)-5,6-cydohepten^ 
5 thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2 -('midazol-1-yl)^thyM-(3,4^imethoxybenzy!amino)-thieno-[2 ( 3- 
d]-pyrimidin; 

10 2-(lmida2ol-1-yl)-6-chlor-4-(3,4-dimetHoxybenzylamino)-thieno-[2,3- 
. _ . dj-pyrimidin; 

2-(lmidaiol-1-yl)-5^lor-6-methyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)- 

2-(imidazol-1-yl)-6^itro^(3,4^ 
pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl^5,6-dimethyW-(3;4^Jimethoxyben2ylamino)-thieno- 
20 [2,3-d]-pyrimidin; 

2^(lmidazol-1-yl)^-trifluormethyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 2-(lmida2ol-1-yl)^methyl-4-(3.4^imethoxyben2y!amino)-thien6-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-6-methyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyri F. 
207"; * , . • 

30 

2-(lmidazol-1-yl)-5-methyl-4-benzylamino-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmidazoM-yl)-5,6,7,8-tetrahydro-4-benzylamino-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; - 
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2^lmidazol-1-yO-6-chloM-(3 ( 4^ 
pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-5-chlor-^ 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(imidazol-1-yl)^-nitro^ 
pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-5 l 6Kiimethy!-^ 
dj-pyrimidin; 

2K!midazol-1-yl)-6-^ 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-{!midazoM-yl)-6-methyW-(3-^^^ 
pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-5-meto 
pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-5 l 6,7,8-tetrahydro-4-(3-nitrobenzylaminoH1]- 
benzothieno-[2,3-d].pyrimidin; 

2-(lmidazoUl-yi)-5,6-cyclopentenp-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno 
[2 ( 3-d]-pyrimidin; 

2-(imidazol-1-yl)-5 l 6Kyclohepteno-4-(3-nitrobenzyIamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(!midazol-1-y!)-6-ethy!-4-(3-nrtrobenzy!amino)-thieno-[2 t 3-d]. 
pyrimidin; 

2-{lmidazoH-yl)-6-chlor-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2 ) 3-d]- 
pyrimidin; 
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2^lmid^ol-1-yl)-5^hlbr-^methyM-(3-nitro 
dj-pyrimidin; ' ' ' 

- 2-(lmidazol-1-y|)-6-nitro-4-(3-nitrobenzYlamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

2-(!mida2ol-1-yl)-5,6-dimethyl-4-(3-nitrobenzyiamino)-thieno-[2 l 3^ 
pyrimidin; . ;; 

2Klmidazol-1-yl)-6-trifluormethyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3- 
dj-pyrimidin; * 

2-{Jmidazol-1 -yO^wriethyM-CS^-methylendioxyphenethylamino)- 
™., JJli^.cfe[2,3 : d]rpyrirnidin ,. . , , , 

2-(!midazol-1-yl)-5-methyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

^-(ImidazoM-yO-S.SJ.S-tetrahydro^^ 
. phenethylamino)-[1 ]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2^lmidazol-1-yl)-5,6-cyclopenteno-4-(3 l 4-methylendioxyphenethyl- 
amino)-thieno-[2,3-dl-pyrimidin; 

^-(Imidazol-l-yO-S.e-cycloheptenMKSAmethylendioxyphenethyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmidazo!-1-yl)-6-ethyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Imidazbl-1 -^^^^^^-(S^-methylendioxyphenethylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; ' 

2-(lmidazol-1 -yl)-5-chlor-6-methyl-4^(3 ,4-rnethyiendioxy- 
pfren^ylamil^tf^n^^ ~ ~ 
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2^lmida2ol-1-y0^hloM-(3 ( 4^ic^ 
pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-5K*lo^ 
[2,3-d}-pyrimidin; 

2-(lmida2ol-1-yl)-6-nitro^-(3^ 
pyrimidin; 

2-(Imida2ol-1^I)-5 1 6<lime% 
d]-pyrimidin; 

2^!midazol-1-yl)^-tr^ 
[2,3-d]-pyrimidin; . : 

2-(!midazol-1-yl)^-m^ 
pyrimidin; 

2-(imida2ol-1-yI)-5-methyl^-(3-nftroben^Iamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

2-(imida2oI-1-y!)-5 l 67,8-tetrahydro-4-(3-nitroben2ylaminoH1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmida2o!-1-yI)-5,6-cyclopenteno-4-(3-nitroben2yIamino)-thiencK 
[2,3-dfpyrimidin; . 

2-(Imida2oi-1-y!)-5 l 6-cyclohepteno-4-(3-nitroben2ylamino)-thieno - 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(!mida20l-1-yI)^-ethy!-4-(3-nrtroben2yIamino)-thieno-[2 t 3-d] 

pyrimidin; 

2-{!midazoH-yl)^-chior-4-(3-nitroben2yIamino)-thieno-[2 t 3-d]- 
pyrimidin; . .. 
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2-(lmida2ol-1-yl)-5-chlor-6^ethyM-(3-nitroben 2 ylamino):thieno-[2 3- 
d]-pyrimidin; 

' ^('midazol-l-ylJ-e-nitro-^^S-nitrobenzylaminoHhieno-p.S-d]- 
pyrimidin; 

2Klmida2ol-1-yl)-5 l 6-dimethyl-4-(3-nitroben 2 ylamino)-thieno-{2 l 3-d]- 
pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-6-trif^^ 

dj-pyrimidin; , 
2^™dazol-1-yl)-6-methyl^(3^^ 

thien&-[2,3<frpyrimklin; ^ . 

2-(lrnida2ol-1-yl)-5-methyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)- : 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(!midazoM-y^5A7,8^^^ 
pheneihylaminoH1J-benzothieno-[2,3-<J]-pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-5,6-cyclopenteno^-(3.4-methyiendioxyphenethyl- 
amirio)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; ' 

2Kl^^idazo^1-yl)-5 l 6-cycloheptenc>4-(3,4-methylendioxyphenethyl- 
amino)4hieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(lmidazol-1-yl)-6-eth^ 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(imidazo!-1-y!)-6-chlor-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; , 

2-(lmidazol-1-yI)-5-chlor-6-.methyl-4-(3 l 4-methylehdioxy- 
— phenethylamino)-thieno-[2;3^]-^ynmidinl ~ ~" 
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2-(Pyrazol-1-yl)-6-trifluormethyW-(3,4-methylendioxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyra2ol-1-yl)-6-methyl-4-(3-chloM-methoxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyra2ol-1-yl)-5-methyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-5 I 6 l 7,8-tetrahydro-4-(3-chlor-4-methoxybenzyl- 
amino)-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-5,6-cyclopenteno^-(3-chlor-4-methyoxybenzyl- 
amino)-thieno-{2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-5,6-cyclohepteno-4-(3-chlor-4-methyoxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1 -yl)-6-ethyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1 -yl)-6-chlor-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyi^ol-1-yO-5-chlor-6-methyl-4-(3-chlor-4-methbxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-6-nitro4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-y[)T5 I 6-dimethyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-6-trifiuormethyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
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2-(Pyra 2 ol-1-y|)-6-methyl-4-(3,4-dimethoxyben 2 ylamino)-thieno-{2 3- 
d]-pyrimidin; 



2-(Pyra2ol-1-yl)-5-methyM-(3,4-dimethoxyben2ylamino)-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 



2-(Pyrazol-1-yl)-5,6 I 7,8-tetrahydrc>4-(3 j 4-dimethoxybenzylamino)-[1i- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

10 

2-(Pyra2ol-1-yl)-5,6-cyclopenteno^-(3 l 4-dimethoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; • 



2-(Pyrazo!-1-yl)-5,6-cyclohepteno-4-(3.4-dimethoxybenzylamino)- 
■thtenoeprS^^Vrlmiajnr^'^"''" — *"~r~" — *" -•'- 
2KPyrazol-1-yl)-6-ethyl-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-^2 ) 3-d]- 
pyrimidin; 



2-(Pyrazpl-1-yl)-6-chloM-(3,4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 



, 2-(Pyrazol-1-yl)-5-chlor-6-methyM-(3,4-dimethoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 

2KPyrazol-1-yl)-6-nrtro^-(3,4<iimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-dJ- 
pyrimidin; 



2-(PyrB2ol-1-yl)-5,6-dimethyl-4-(3 l 4-dimethoxybenzylaminoHhieno- 
30 [2,3-d]-pyrimidin; 

. . ^(Pyrazol-l-yO-S-trffluormethyl^S^-dimethoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; - 

— 3 - 5 - - - - 2 -(ey r ^°w-^^ 

d]-pyrimidin; 
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2-(Pyrazol-1-yl)^-trifluormethyl-4-(3,4-methylehdioxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-6-methyM-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-dJ-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-5-methyM-(3-chlor-4-methoxyben2ylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; . 

2-(Pyrazol-1-yl)-5,6,7,8-tetrahydro-4-(3-chior-4-methoxybenzyl- 
amino)-[1]-benzothieno-[2,3-d}-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-5,6-cyclopenteno-4-(3-chl6r-4-methyoxybenzyl- 
amino)-thien9-[2,3-d]-pyrimidin; ■ 

2-(Pyrazol-1 -yl)-5,6-cyclohepteno-4-(3-chlor-4-methyoxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-6-ethyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1 -yl)-6-chlor-4-(3-chlpr-4-methoxybenzyiamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yO-5-chlor-6-methyW-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-6-nitro-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino>-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazo!-1-y[)-5,6-dimethyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)- 
thieno-{2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-6-trifluormethyM-(3-chlor-4-methoxybenzylamind)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidrn; 
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2-(Pyrazol-1-y|)^methyU-(3^^ 3- 
d]-pyrimidin; 

2-(Pyra2pl-1-yl)-5-methyW-(3,4-dimethpxybenzylamino)-thieno-[2,3^ 
d]-pyrimidin; 

2-(Py ra zol-1-y|)-5 l 6,7,8-tetrahydro^-(3 ; 4-dimethoxybenzylamino)-[1l- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; . 

2-(Pyra2ol-1-yl)-5,6-cyclopenteno-4-(3.4-dimethoxybenzylamino)- 
thieno-[2.3-d]-pyrimidin; . 

2-(Pyrazol-1-yl)^-cy^ 
* "thien(>[2;3^]-pynmidm; '~~ r ~ : " ; " ; 7 

2-(FVrazol-1-yl)-6-ethyU-(3.4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; ' ' 

2^Pyrazol-1-yl)-6-chloM-(3,4-dimethoxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; : 

2-(Pyra2ol-1-yl)-5-9hIor-6-methyl-4-(3,4-dimethoxyben2ylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

.2-(Pyrazol-1-yl)-6-hrtro^-(3 l 4-dimethoxyben2ylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

> 2-(Pyrazo)-1-yl)-5,6-d^^ 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-6-trifluorTnethyl-4-(3 l 4-dimethoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

— Z^PyrazoUI-yl^e-methyU-CS.^imethoxybenzylaminoJ-thieno-p^- 
d]-pyrimidin; 
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a-iPyrazol-l-yD-S.e-cyclohepteno^-O^-dichlorbenzylaminoJ-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(PyrazoM-yJ)-6- e thyM.(3 1 4-dichlorben 2 ylamino)-thieno-r2 3-dl- 
pyrimidin; 

^(Pyrazol-l-yO-e-chloM-O.^ichlorbenzylaminoHhieno-p 3-dl- 
pyrimidin; 

^(Pyrazol-l-yD-S-chlor^-methyW-O^-dichlorbenzyiaminoJ-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl).5,6^jmethyl-4-(3 l 4-dichlorbenzylamino)-thieno-r2 3- 
d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-6-trifluormethyW-(3,4-dichlorbenzylamino)-thie 
20 [2,3-dJ-pyrimidin; 

2-(PyrazoM-yl)-6-methyl-4-(3-nltrobenzylaminoj-thieno-[2,3-dl- 
' pyrimidin; 

25 . 2 -( p y ra20| -1-yO-5-methyl^(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]^ 

pyrimidin; 

^-(Pyrazol-l-yO-S.ej.B-tetrahydro^S-nitrobenzylaminoHl]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

30 

,2-(Pyrazol-1-yl)-5,6-cyclopenten£>4-(3-nitrobeHzylamino)-thieno-[2 3- 
dj-pyrimidin; 

2-(PyrazoM-y|)-5,6-cycloheptencM-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2 3- 
d]-pyrimidin; 
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2-(Pyra2ol-1-y|)-6-ethyl-4-{3-nrtrobenzylamino)-thieno-[2 l 3-d]- 
pyrimidin; 

2-(Pyra2ol-1-y|)-6K:hlor-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2.3-d]- 
5 pyrimidin; - 

2-(Pyra2ol-1-yl)-5-chlor-6-methyl-4-(3-nitroben2ylamino)-thieno-r2,3- 

dj-pyrimidin; 

10 2-(Pyra2ol-1-yl)-6-nitr(>4-(3-nitrobenzylammo)-thieno-[2,3-dJ- 
pyrimidin; : . ' 

2-.(Pyra2ol-1-y|)-5 l 6-dimethyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

- 2 KPyrazol-1-yl),6,trifluormethyl^ 
pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yO-6-methyl-4-{3,4-methylendioxyphenethylamino)- 
20 . thieno-{2,3-d]-pyrimidin; • 

2-(Pyrazol-1-yl)-5-methyl-4-(3,4-methylendioxyphenethyiamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 2-(Pyra2ol-1-yl)-5,6,7.8-tetrahydro-4-(3,4-methylendioxy- 
phenethylaminoH1]-ben2othieno-[2 f 3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-5,6-cyclopenteno-4-(3 l 4-methylendioxyphenethyl- 
amino)-thieno-[2,3rd]-pyrimidin; 

30 • 

2KPyrazol-1-yl)-5,6-cyclohepteno^-(3,4-methylendioxyphenethyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(PyrazoM-yl)^^ 

: ■ ' '_, ? 5 . ... [2,3-d]-pyrimidin; „' ■ ..... 
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2-(Py ra zol-1-yl)-5.6^yclohepteno-4-(3.4-dichlorben2ylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-{Pyra2ol-1-yl)-6- € thyM-(3,4-dichlorben 2 ylamino)-threno-r2 3-d]- 
pyrimidin; 

. 2 -( p yra2ol-1-yl)-6-chior-4-(3,4Kiichlorb e n2y!amino)-threno-[2.3Ki]- 
pyrimidin; 

2-(Pyra2ol-1- y l)-5-chlor-6-methyl-4-(3,4-di C hlorben2yJamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyra2ol-1-yl)-6-nitro^-(3,4-dichlorben2ylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; , . 

2-(Pyra2ol-1-y|)-5,6-dimethyl-4-(3.4-dichlorben 2 ylamino)-thieno-[2 3- 
d]-pyrimidin; 

^° f2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Py ra 2ol-1-y|)-6-methyl-4-(3-nltroben2ylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 



15 



25 



30 



2-(Pyra 2 ol-1-yl)-5-methyl-4-(3-nitroben2ylamino)-thieno-[2 l 3-d]- 
pyrimidin; 

2-(Pyra2ol-1-y|)-5,6.7,8-tetrahydro-4-(3-nitroben2ylaminoH1]- 
ben2othieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyra2ol-1-yl)-5,6-cyclopenteno-4-(3-nrtroben2ylamino)-thieno-[2 3- 
d]-pyrimidin; 



35 



2-(Pyra2ol-1-yl)-5,6-cyGloheptenc^-(3-nitroben2ylamino)-thieno-[2 3- 
d]-pyrimidin; 
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2-{Pyra2ol T 1-yl)-6-ethyl-4-{3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

2-(Pyra2ol-1-y|)-6-chlor-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3 ! .d]- 
pyrimidin; 

2-(Pyra2ol-1-y|)-5^hlor-6-methyl-4-(3- n itrobenzylamino)-thieno-[2 
d]-pyrirnidin; 

: 2-(PyrazoH-yl)^-nitro-4.(3-nitroben2ylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

SKPyrazoM-yO-S.e-dim^^ 
pyrimidin; 

. 2-(PyrazoM -yl)-6-trifiuormethyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]- . 
pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-6.methyU-(3 I 4-methylendioxyphenethylarnino)- 
20 thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-5-rnethyl-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)- 
thieno-[2,3-dj-pyrimidin; 

25 2-(Pyrazol-1-yl)-5,6.7 ( 8-tetrahydro-4-(3,4-methylendioxy- 
phene%laminoH1].benzothieno-[2,3-d]-pyrirnidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-5,6-cyclopentenc^-{3 l 4-methylendioxyphenethyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

30 

2-(Pyrazol-1-yl)-5,6-cyclohepteno-4-(3,4-methylendidxyphenethyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; ! 

2-(Pyrazol-1.y!)^^thyl^(3,4-methylendio)cyphenethylamino)-thieno- 
[2 7 3-d]-pyrimidin;- — '- — 
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2-(Pyrazol-1-yl)-5-chlor-6-methyM-(3,4-ethylendioxyben2ylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-6-nitro-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3- 
5 d]-pyrimidin; 

2-(Pyra2o|.1-yl)-5.6-dimethyl-4-(3.4^thylendipxybenzylamino)-thieno- 
(2,3-d]-pyrimidin; 

10 2-(Pyra2ol-1-yi)^-trifluormethyM-(3.4-ethylendioxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-dJ-pyrimidin. 

Analog erhatt man durch Umsetzung von 1 ,2.4-Triazol mit den unter 
Beispie! 1 erhaltenen 2-Chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-Derivateh, die in 4- 
15 Siellung Arylalkylamino-substituiert sind. die nachstehenden Verbrndungen 

2^(1,2,4-Triazoi-1-yl)-5-methyl-4-(3,4-methylendioxyben2ylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

20 2-( 1 ,2,4-Triazol-1 -yl)-5,67.8-tetrahydro^-(3,4wTiethylendioxybenzyl- 

aminoH1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-{1 ,2,4-TriazoM -yl)-5,6-cyclopenteno-4-{3,4-methylendioxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 

2-<1 ,2,4-Triazol-1 -yO-S.e-cyclohepteno-HS.^methylendioxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-<1 ,2,4-TriazoM -yl)-6-ethyl-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)- 
30 thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-{1,2,4-Triazol-1-yl)-6-chlor-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)- 
thieno~[2,3-d]-pyrimidin; 



35 



2-(1 ,2,4-TriazoM -yl)-5-chlor-6-methyl-4-(3,4-methylendioxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
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Z^I^^-Triazol-l-yO-e-nitrp^-fS^-methylendioxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1,2 > 4-Tria2ol-1-yl)-5,6-dimethyl-4-(3 l 4-methylendioxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1,2 l 4-Tria2ol-1-yl)-6-trif]uormethyl-4-(3 l 4-methylendioxybenzyl- 
amino)-thieno-{2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1 ,2,4-Triazol-1-yl)-6-methyl-4-(3-chlor-4-methoxyben2ylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1 ,2,4-Tria2ol-1 -yl)-5-methyl-4-(3-chlor-4-methoxyben2ylamino)- 
thieno42,3Haj-pyrirnidin; — — r- — — — — ~~ — — — *— — - 

2-(1 ^ATriazol-l-yO-S.ej.S-tetrahydro^^S-chloM-methoxybenzyl- 
amino)-[1]-benzothieno-[2,3-dl-pyrimidin; 

. 2-(1 ,2,4-Triazol-1-yl)-5,6-cyclopenteno-4-(3-chlor-4-methyoxyben2yl- 
aminoJ-thieno^.S-dj-pyrimidin; 

aHtl^.^Triazol-l-yl^S.e-cyclohepteno^^S-chloM-methyoxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1 ,2,4rTriazol-1 -yl)-6-ethyM-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)- 
thieno-[2, 3-d]-pyrimidin; 

2-(1 ,2,4-Triazol-1 -yl)-6-chlor^-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; . 

2-(1,2,4-TriazoI-1-yl)-5-chlor-6-methyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzyl- 
amino)-thieno-{2,3-d]-pyrimidin; 
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2-(Pyrazol-1-yl)-5-chlor-6-methyM-(3,4-ethylendioxyben2ylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-6-nitro-4-(3 I 4-ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2 t 3- 
d]-pyrimidin; 

2-(Pyra2ol-1.yO-5,6-dimethyl-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyrazol-1-yl)-6-trifluormethyl-4-(3,4-ethyleridioxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin. 



Analog erhatt man durch Umsetzung von 1,2,4-Triazol mft den unter 
Beispiel 1 erhaltenen 2-CHIor-thieno-[2,3-d].pyrimidin-Derivaten, die in 4- 
15 Stellung Arylalkylamino-substituiert sind. die nachstehenden Verbindungen 

2-( 1 ,2,4-Triazol-1 -yl)-5-methyl-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)- 
th ieno-[2, 3-d]-pyrimid in ; 

20 ^(^^-^-Triazol-l-yO-S.SJ.B-tetrahydro^-CS^-methylendioxybenzyl- 
amino)-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1,2.4-Triazol-1-yf)-5 l 6-cyclopenteno-4-(3,4-methylendioxybenzyl- 
amino).thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1,2,4-Triazol-1-yl)-5,6-cyclohepteno-4-(3,4-methylendioxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1,2 ) 4-Triazol-1-yl)-6-ethyl-4-(3 l 4-methylendioxybenzylamino)- 
30 thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1,2,4-Triazpl-1-yl)-6-chlor-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
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2-(1 ,2,4-Triazol-1 -yl)-5-chlor-6-methyl-4-(3,4-methylendioxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
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2-(1 ,2>Triazol-1 -yl)-6-nitro-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1,2,4-Tria2ol-1-yl)-5 l 6^imethyl-4-(3 l 4-methylendioxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1,2.4-Triazol-1-yl)-6-trifluormethyl-4-(3.4-methylendioxyben2yl- 
aminp}-thieno-[2,3-<J]-pyrimidin; 

2-(1,2,4-Tria2ol-1-yl)-6-methyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

, 2-(1 ,2,4-TriazoM -yl)-5-methyM-(3-chior-4-methoxybenzylamino)- 
~thieno42,3^pyrimidin;~~v- — — i,-.,-,^ 

2-(1 ,2,4-Triazol-1-yl}-5,6,7,8-tetrahydro-4-(3-chlor-4-methoxybenzyl- 
amino)-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

^m^.^Triazolrl-yO-S.S-cyclopentencM^S-chlor^-methyoxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1 .2,4-Trjazpl-1-yl)-5,6-cyelohepteno-4-(3-chlor-4-methyoxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1,2ATriazol-1-yl)-6-ethyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1 ,2,4-Triazol-1-yl)-6-chloM-(3-chlor^4-niethoxybenzyiamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; .,. 

2"(1,2,4-Triazol-1-y()-5-chlor-6-methyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1 ,2,4-TriazDl-1-yl)-6-nitro-4-(3- chlor-4 - methox ybenzylamino)- 

thieno-[2,3-d]-pyrirnidin; 



20 



25 



30 



35 
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2-(1 ,2,4-TriazoM -yi)-5^ethyl^4-fluorbenzylamino)-thtench[2 t 3-d]- 
pyrimidin; 

2-(1 ,2,4-TriazoM -y!)-5,6 J,8-tetrahydro-4-(4-fluorben2ylaminoH1]. 
5 benzothieno-[2 t 3-d]-pyrimidin; 

2-(1,2 l 4-Triazol-1-yl)-5 I 6-cyclopenteno^-(4-fIuort)enzylamino)-thieno- 
[2,3-dJ-pyrimidin; 

10 2-(1 ,2,4-TriazoM -yO-S^-cyclohepteno^^-fluorbenzylaminoHhieno- 

[2,3-dJ-pyrimidin; 



15 



2-{1 ,2,4-TriazoM -yl)-6-ethyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

2-{1 ,2,4-TriazoM -yl)-6Tchlor-4-(4-fIuorbenzylaminoHhieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

2~(1,2,4-TriazoM-yI)-5-chlor-6-^^ 
20 [2,3-d]-pyrimidin; 

2~{1 ^^-Triazol-l-yO-S-nitro^^-fluorbenzylaminoJ^hieno-p.SHj]. 
pyrimidin; 

25 2-(1 ( 2 l 4-Triazo!-1-yl)-5,6-dimethyK-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2 I 3- 
d]-pyrimidin; 



30 



2-(1 ,2,4-Triazol-t-y!}-^ 
[2 t 3-d]-pyrimidin; 

2-(1 ,2,4-TriazoM -ylJ-S-methyl^S^KlichlorbenzylaminoJ-thieno-p.S- 
d]-pyrimidin; 
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2-(1 ,2,4-TriazoM -yl)-5-methyl-4-(3^ 
d]-pyrimidin; 
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2-(1 ,2 ATriazo!-1-yl)-5,6 J.S-tetrahydro^a^-dichlorbenzyiamino)- 
[1}-benzothieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin; 

2^1,2.4-Tnazbl-^ _ 
5 thieno42,3-d]-pyrimidin; 

2-(1 ) 2 1 4-TriazoM^^ 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; ; 

.10 2-(1Z4-Triazol-;^ 

d]-pyrimidin; ;^ 

'.^ . 2-(1 i^-Triazokl-ylJ-B^ 
d]-pyrimidin; 



2-(1y2;4-Triazol-1 -yI)-5-chlor-^ 
thieno-^S-dl-pyrimidin; ■ , ' 

2-(1 ,2,4-TriazoM-yl)^^^ 
20 dj-pyrimidin; . 

2^1,2,4-Tnazol-1-yl)-5;^^^ 

. [2,3-d]-pyrimidin; 

25 2-{1,2,4-Triazol-1-yl)-6-tiifluormethyU-{3,4^ichlorfaen2ylamino)- 
thienor2 ) 3-d]-pyrimidin; 

2-(1 ,2 ,4-TriazoM -yl)-6-methyl-4^(3-nitrobenzylaminoHhieno-[2 1 3-d]- 

pyrimidin; 

30 ./ 

2-(1 ,2,4-TriazoH -yl)-5-methyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2, 3-d]- 
pyrimidin; 

. 2-(1 ,2 ATriazol-1 -yl)-5,67.8-tetrahydror4-(3-nitroben2ylamino)-[1 ^ 
35 ben20thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin; 
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2-{1Z4-Triazol-1-yl)-5-methyM^ 
pyrimidin; , 

2-(1Z4-Triazol-1-yl)-5 t 6J,84eta^ 
5 benzothieno-[2,3^]-pyrimidin; 

2-{1 ,2,4-TriazoM -yl)-5 l 6<:yclopentencM-(4-fluorbenzylamino).thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

10 2-(1 Z4-Triazol-1-yl)-5,6-cyclo^ 

(2,3-d]-pyrimidin; 



15 



2-(1 ,2,4-TriazoM -yl)-6-ethyM-(4-fluorbenzyiamino)-thieno-[2 t 3-d]- 
pyrimidin; 

2-(1 ,2,4-TriazoM -yI)^hloM-(4-fluoit>enzylaminoHhieno-[2 t 3-d]- 
pyrimidin; 

2-(1 l 2 l 4-Triazol-1-y!)-5^hlor-6-methyM-(4-fiuorbenzyIa 

20 I2,3-d]-pyrimidin; 

2^1 ,2,4-Triazol-1-yl)-6-nifr^ 

pyrimidin; 

25 2 r (1 t 2,4-Triazol-1-yl)-5,5Klimethyl^-(4-fiuorbenzylamino)-thieno-[2,3- 
d]-pyrirnidin; 



30 



2-(1 ,2,4-TriazoM -y!)^4rifluormethyM-(4-flu6rbenzylamino)-thieno- 
[2 ( 3-d}-pyrimidin; 

2-(1 t 2ATriazol-1-yI)^-methyt^(3,4-dich!orbenzylaminoHhieno-[2,3^ 

d]-pyrirnidin; 



35 



2-(i;2,4-TriazoM»yl)-5-methyK^ 
d]-pyrimidin; 
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2^(1,2,4-Triazql-1-yl)-5,6,7,8-tetrahydro-4-(3,4-dichlorben2ylamino)- 
[1}-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2r(1 ,2,4-Triazol-1 -yl)-5,6-cyclopenteno-4-(3,4-dichlorbenzylamino)- 
5 thieno-I2,3-d]-pyrimiclin; . 

2-(1,2,4-Triazol-1-yl)-5 l 6- ; cyclohepteno-4-(3,4-dichloitienzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

10 2-(1,2/4-Triazol-1-yi)-6-ethyl-4^ 
d]-pyrimidin; 

2^1,2,4-Triazol-1-yl)-6-chlor-4-(3 l 4-dichlorbenzylamino)-thieno-I2,3- 
dj-pyrimidin; 

15 _____ __.„.;__, _. ' „._._ 

2-( 1 ,2.4-Triazol-1 -yl)-5-chlor-6-methyl-4^3,4-dichlorbenzylamino)- 
thieno-[2,3-d>pyrimidin; 

2-(1,2,4-Triazol-1-yl)^-nitro^-(3,4<lichlorbenzylarriino)-thieno-[2 I 3- 
20 d]-pyrimidih; 

>.. 2-(1 ^^-Triazol-l-yO-S.e-dimethyl^CS.^dichlorbenzylaminoHhieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

25 2-{1,2/4-Triazol-1-yl)-6-tnfto^ 
thieno-[2,3-d]-pyrimidiri; 

2-(1,2,4-Triazol-1-ylK-methyl^(3-nitrobenzylaminoHhieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 



30 



2-(1,2,4-Triazol-1-yl)-5-methyl-4-(3-nitrobenzylamino)-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 



35 



2-(1,2,4-Triazol-1-yl)-5 l 6 l 7.8-tetrahydro^-(3-nitfobenzylamino)-[1]- 
benzothieno-[2,3-d}-pyrimidin; 
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2-(1Z4-Triazol-1-yl)-6^thyl^^ 
[2 f 3-d]-pyrimidin; 

Z^I^^-Triazol-l-yl^hloM^S^-ethylendioxybenzylaminoJ^hieno- 
5 [2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1,2,4-Tria2ol-1-yi)-5-chlor-6-methyM-(3,4^thylendioxy- 
benzylaminoHhieno-p.S-dJ-pyrimidin; 

1 0 2-(1 ^4-Triazol-1-yI)^VrtrcM-(3^ 

[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1,2 l 4-Triazol-1-yl)*5,5KlimethyM-(3 l 4-ethylendi^^ 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

15 

2-(1,2ATriazoI-1-yl)^-trifluorm^ 
amino)-thieno-[2 r 3-d]-pyrimidin. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 2-MethyIimidazol mit den unter 
20 Beispiel 1 erhaltenen 2-Chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin-Derivaten l die in 4- 
Stellung Arylalkylamino-substituiert sind, die nachstehenden Verbindungen 

2-(2-Methylimidazol--1-yl)-5-methyl-4-(3 l 4-methylendioxybenzyl- 
aminoHhieno-P^-dJ-pyrimidin; 

25 

2-(2-Methy!imidazol-1-yl)-5,6J I 8^^^ 
benzylaminoH1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin, amorph; 

2-(2-Methylimidazol-l-yI)-5 ( 6-cyclopenteno^-(3 t 4-methylendioxy- 
30 benzylamino)-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin; 

2-(2«Methylimidazol-1-yl)-5,6^dohepteno-4-(3 ( 4-methylendioxy- 
benzyIamino)-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin; 



35 



2-(2-Methylimidazol-1-yl)-6^thyW-{3 ( 4-methylendioxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
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2-(2-Methylimida2ol-1-yl)^-chldr-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)- 
thieno-p.S-dl-pyrimidin; 

5 2-(2-Methylimidazol-1-yl)75-chlor-6-methyM-(3.4-methylendioxy- 
benzylaminoHhieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

. 2-(2-Methylirnidazol-1 -y|)-6-nitro-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)- 

thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

10 ' ' " • ••' ' .' ■■ ' . ' .'; ■" 

2-(2-Methylimidazoi-1-yl)-5,6-dimethyl-4-(3,4-methylendioxybenzyl- 

amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-{2-Methylimidazol-1-yl)-6-trifluormethyl-4-(3 I 4-methylendioxybenzyl- 

2-(2-Methylimidazol-1-yi)-6-methyl-4-(3-chlor-4-methbxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

20 • 2-(2-MethylimidazoI-1-yl)-5-methyl-4-(3-chlpr-4-methoxybenzyl- 

amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; ' . 

2^2-Methylimidazbl-1-yl)-5,6J,8-tetrahydro-4-(3-chlor-4-methpxy- 
benzy!amino)-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 

2-(24dethylimidazoli4-yl^5,6^ 
methyoxybenzylarnino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1 ,2,4-Triazol-1 -yl)-5,6-cyciohepteno-4-(3-ch!or-4-methoxybenzyl- 
30 amino)-thieno-I2,3-d]-pyrimidin; 

2-(2-Methylimidazol-1-yl)-6-ethyl-4-(3-chlor^methoxybehzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

_J35; _2-(2-Methylimidazol--1-yl)=6^M^ 

thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
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2-(1,2 ( 4-TriazoM-yl)^thyM 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1,2,4-TriazoM-y!)^-chlor^ 
[2 r 3-d]-pyrimidin; 

2-(1 ,2,4-Triazol-l -yl)-5-chlor.6-methyU-(3,4-ethylendioxy- 
benzylaminoHhieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1,2^Triazol-1-y!)-6-nitr^^ 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1 l 2 l 4-Triazol-1-yl)-5 l 6Klimethyl-4-(3 t 4-ethylendioxybenzylamino). 
thieno»[2 t 3-d]-pyrimidin; 

2-(1 ? 2 ( 4-Triazol-i-yl)-64rifluorTTiethyl-4-(3,4-ethylendioxyben2yI- 
amino)-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin.. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 2-MethyIimidazoi mit den unter 
Beispiel 1 erhaltenen 2-Chlor-thieno-[2 ( 3^d]-pyrimidin-Derivaten l die in 4- 
Stellung Arylalkylamino-substituiert sind, die nachstehenden Verbindungen 

2-(2-Methylimidazol-1 -yl)-5-m^ 
arninoHhieno-^.S-dl-pyrimidin; 

2-(2-Methyiimidazol-1-yl)-5 l 67,8-te^^ 
benzylaminoJ-IIJ-benzothieno-^.S-dl-pyrimidin, amorph; 

2-(2-Methylimidazo!-1 -ryI)-5,6-cyclopenteno-4-(3 ) 4-methylendioxy- 
benzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrirnidin; 

2-(2-Methylirnidazol-1-yI)-5 t 6-cyclohepteno-4-(3 t 4-methylendioxy- 
benzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-{2-fVlethyIimidazol-1-yI)-6-ethyW-{3 l 4^ethylendioxybenzylamino)^ 
thieno-[2 t 3-dJ-pyrimidin; 
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2-(2-Methylimida2ol-1-yl)-6-chloM-(3,4-methylendioxyben2ylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

5 2-(2-Methylimidazol-1-y!)-5-chlor-6-methyW-(3.4-methylendioxy- 
benzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2K2^ethylimidazol-1-yl)-6-nltro^-(3,4-methylendioxybenzylamino)- 
thieno-p.S-d^-pyrimidin; 

10 ■ ; • " 

2-(2-Methylimida2ol-1-yl)-5 l 6-dimethyl-4-(3,4-methylendioxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-<24/lethyiimidazol-1-yl)-6-triflu^ 
15""""" ~ • am«ioHhieno^2,3r^^ynrnEli^ — -^^—^ 

2-(2-Methylimidazol-1-yl)-6-methyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

20 2^2-Methylimidazol-1-yl)-5-methyl-4-(3-chlpr-^rnethoxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3^d]-pyrimidin; . 

' 2-(2-Methylimidazol-i-yl)-5,6,7.8-tetrahydro-4-(3-chlor-4-methoxy- 
ben2ylamino)-[1]-berizothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 

2-(2-Methylimidazol-1-yl)-5,6-cyclopenteno-4-(3-chlor-4- 
methyoxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(1 ,2,4-Triazol-1 ^yl)-5,6-cyclohepteno-4^(3-ch!pr-4-methoxybenzyl- 
30 . amino)-thieno-l2,3^d]-pyrimidin; 

2-(2-MethyIimidazol-1-yl)-6-ethyl-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

35 2-(2-Methylimidazol-1 -y|)-6-chlofc4.r(3^cWor=4=m^ 

thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
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2K2-Methylimidazol-1-yl)-5 l 6^imethyl-4.benzylamino.thieno-[2,3^l- 
pyrimidin; 

2-(2-Methylimida2ol-!-yl)^-trifluo TO ethyM-benzylamino-thieno-[2 3- 
d]-pyrimidin; 

2.(2-Methylimida2ol-1.yl)-6.methyl-4-(4-fluorben2ylaminoHhieno-[2 3- 

d]-pyrimidin; 

2.(2-Methylimida2ol-1.y|)-5-methyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

a^ethylimidazol-l-ylJ-S.e.y.S-tetrahydro^-fiuorbenzylamino)- 
[1]-ben2othieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2K2-Methylimida2ol-1-yl)-5.6-cyclopenteno-4-(4-fiuorbenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(2-MethylimidazoI-1-y|)-5,6.cyclohepteno-4-(4-fluorben2ylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-{2-Methylimida20l-1-yl)-6-ethyl-4-(4-fluorben2ylamino)-thieno-[23- 
dj-pyrimidin; 

2-(2-Methylimidazol-1-yl)-6-chlor-4-(4-fiuorben2ylamino)-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

2-(2-Methylimida2ol-1-yl)-5-chlor-6-methyW-(4-fIuorben2ylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(2-Methylimida2ol-1-yl)-6-nitro-4-(4-fluorben2ylamino)-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

2-(244ethylimidazol-1-yl).5,6-dimethyM.(4-fluorben2ylamino)-thieno- 
[2,3<n-pyrimidin; 
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2-{2-MethyIimidazoM-yI)-6-trffl^ . 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

5 2-(2-MethylimidazoI-1-yl)^-methyl-4-(3 f 4Hdichlorbenzylamino) 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(2-Methylimidazol-1-yl)^ 
[2,3-d]-pyrimidin; 

10 

^^-MethyiimidazoM-yO-S^J^ 
aminoH1]-benzothieno-[2,3<l]-pyrim!din; 

2^2-MethyiimidazoM -yty^ 
15 ~ amino)-thieno-[2:3-d]^ '* 1 

2-(2-MethylimidazoM-yl)-5,6-c^a^ 
amino)-thieno-[2,3-d3-pyrimldin; 

20 2-(2-MethylimidazoM-yl)-6-e%^ 

[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(2~Methyltmidazol-1-yI)^-cM^ 
[2,3-d]-pyrimidin; 

25 

2"(2-Metfiy!imida2:ol-1 -yl)-5-chior-6-methyl-4-(3 ,4-dichlorfaenzyl- 
aminoHhieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2^2-Methylimidazol-1-yl)-6-nitro-4-(3 I 4-dichlorbenzyIam 
30 [2,3-d]~pyrirnidin; 

2~(24Methylimidazoi~1-yl)-5,6^ 
thieno-[2 ( 3^]-pyrimidin; 

35 2:(2-JMethyH 

thieno-[2 v 3-d]-pyrirnidin; 
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2-(2-Methylimidazol-1 -yl)-5.6-dimethyM.ben Z ylamino-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

2-(2-Methylimidazol-1-yl)^,trifluomiethyU-ben2ylamino-thieno-I2,3- 
d]-pyrimidin; 

2K2^ethylimida2ol-1-yl)^-methyl^-(4-fiuorbenzylaminoHhieno-[2,3- 
dj-pyrimidin; 

2-(2-Methylim«dazol-1.yl)-5-methyU-(4-fIuorbenzylamino)-thien^^ 
dj-pyrimidin; 

2K2-Methylimidazol-1-yl)-5 ( 6,7,8-tetrahydro-4-(4-fluorbenzylamino)- 
15 [1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-<2-Methylimidazol-1-y|)-5,6-cyclopenteno^-(4-fluorbenzylamino)- 
thieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

20 2 -( 2 -Methylim.idazol-1-yl)-5 l 6-cyclohepteno-4-(4-fluorbenzylamino)- 
ihieno-[2,3-d]-pyrimidrn; 

2"{2-Methylimidazol-1-yl)-6-ethyl-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3- 
dj-pyrimidin; 

25 

2-(2-Methylimidazol-1-yl)-6.chlor-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

2-{2-Methylimidazol-1-yl)-5-chlor-6-methyl-4-(4-fluorbenzylamino)- 
30 thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(2-Methyiimidazol-1 -yl)-6-nitro-4-(4-fluorbenzylamino)-thieno-[2,3- 

d]-pyrimidin; . , 



35 



2-(2-Methylimidazol-1 r yl)-5 l 6-dimethyM-(4-fIuorbenzylamino)-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; . 
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■ 2-(2-Methylimidazol-1 -yl)-6-trifluormethyl-4-(4-fluorbenzylamino)-- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(2-Methylimidazol-1-yl)-6-m^ 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(2-Methylimidazol-1-yI)-5-methyl-4-(3 ( 4Hjichlorbenzylami 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-{2-MethylimidazoM-yl)-5 l 6^ 
aminoHIJ-benzothieno-p.S-dl-pyrimidin; 

2-(2"Methylimidazol-1 -yI)-5,6-cyciopenteno4-(3 t 4-dichlorbenzyl- 

2-(2-MethyiimidazoI-1-yl)-5 t 6-c^^ 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

20 2-(2-MethyJimidazol-^ 
[2,3^-pyrimidin; 



25 



2-(2~MethyIimidazol-1-yO^ 
[2 ? 3-d]-pyrimidin; 

2~(2^Methylimidazot-1 -y!)-5-chlor-6-methyI-4-(3 t 4-dichlorbenzyI- 
aminoHhieno-^^-dppyrimidin; 

2^2-Methy!imidazoM-yI)^^ 
30 [2,3-d]-pyrimidin; 

2~(2-MethyltmidazoM -yl)-5 t 6-dimethyl-4-(3 ( 4-dichlort)enzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

35 2-(24/lethyii midaz ol-1-yl)^ 

thienoH^S-d^pyrimidin; 
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a-fa-Methylimidazol-l-yO-S.e.T.S-tetrahydro^^.^thylendioxy- 
benzylamino)-[1 ]-benzothieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

5 2-{2-Methylimida2ol-1-yl)-5,6-cyclopenteno-4-(3,4-ethylendioxy- 
ben2y!amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-{2-Methy limidazol-1 -yl)-5 ,6-cyclohepteno-4-(3,4- 
ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

10 

2-(2-Methylimida2ol-1-yl)-6-ethyl-4-(3,4-€thylendioxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(2-Methylimidazol-1 -yl)-6-chlor-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)- 
15 thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(2-Methylimidazol- 1 -yl)-5-chlor-6-methyl-4-(3 ,4-ethylendioxy- 
benzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

20 2-(2-Methyiimidazol-1 -yl)^nitro^-(3.4^thylendioxybenzylamino)- 

thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(2-Methylimidazol-1-yl)-5,6-dimethyl-4-(3,4-ethylendioxy- 
benzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 

2-(2-Methylimi(Jazol-1-yl)-6-trifiuormethyl-4-<3,4-ethylendioxybenzyl- 
amino)-thieno-[2, 3-d]-pyrimidin . 

Beispiel 3 

30 

5 g 2-Amino-5-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen wird mit 2,7 g 3-Cyan- 
pyridin in 40 ml Dioxan gelOst. AnschlieBend wird fur 5 Stunden gas- 
formiges HCI durch die Lfisung geleitet. Nach ublicher Aufarbeitung erhalt 
main 6 g 3 1 4-Dihydro-4-oxo-2-(pyridin-3-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
3.5 pyrimidin. 
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Der Ersatz der Kefogruppe durch CI unter Ausbildung des aromatischen 
Pyrimidinrings erfolgt .unter Standardbediriguhgen. 
Eine Mischung aus 18 ml POCI 3 mit 6 g 3,4-bihydro-4-oxo-2-(pyridin-3-y|). 
- S-methyl-thieno-p.S-dj-pyrimidin unter Zusatz von 1,8 ml N,N-Dimethyl- 
anilin wird 4 Stunden gekocht. Nach Oblicher Aufarbeitung erhait man 5 g 
4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-methyl-thieno-f2,3-d]-pyrimidin. 

, Analog erhSIt man durch Umsetzung von 3-Cyanpyridin und 
anschlieltender Reaktion mit POC! 3 r 

aus2-Amino-4-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Ch!or-2-(pyridin-3-yl)-5-methyl-thienc-[2 1 3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-4,5,6 .7-tetrahydro-3-ethoxycarbonyl-benzothiophen 
pyrimidin, F. 143"; 

aus2^Amino-4,5-cyclopentenp-3-ethdxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor r 2-{pyridin-3-yl)-5 I 6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino^ 1 5^clohepteno-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-{pyridin-3-yl}-5.6-cyclohepteno-thieho-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-5-ethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen , 
25 4-ehlor-2-(pyridin-3-yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; . 

aus 2Amino-5-chlor-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlpr-2-(pyridin-3-y!)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

30 aus 2-Arhinc-4-chlor-5-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4 r Chlor-2-(pyridin-3-y^5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-5^nitro-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4tChlor-2-(pyfidin-3-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 



20 



35 



aus"2-Amirio^,5-drmethyp3^thoxycarbonyl^ 
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^-(a-MethylimidazoM-yO-S.ej.S-tetrahydro^a.^thylendioxy- 
benzylaminoH1]-benzothieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

2-(2-Methylimidazol-1-yl)-5,6-cyclopenteno-4-(3,4-ethylendioxy- 
benzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(2-Methylimidazol-1-yl)-5 l 6-cyclohepteno-4-(3,4- 
ethylendioxybenzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(2-Methylimidazol-1 -yl)-6-ethyl-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(2-Methylimidazol-1 -yl)-6-chlor-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)- 
thieno-[2.3-d]-pyrimidin; • 

2-(2-Methylimidazol-1 -yl)-5-chlor-6-methyl-4-(3 1 4-ethylendioxy- 
benzylaminoJ-thieno-p.S-dJ-pyrimidin; 

2-(2-Methylimidazol-i -yl)-6-nitro-4-(3.4-ethylendioxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(2-Methylimidazol-1 -yl)-5,6-dimethyl-4-(3,4-ethylendioxy- 
benzylamino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

2-{2-Methylimidazoi-1-yl)-6-trifluormethyl-4-(3,4-ethylendioxybenzyl- 
amino)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin. 

Beispiel 3 

5 g 2-Amino-5-methyl-3-ethoxycarbonyi-thiophen wird mit.2,7 g 3-Cyan- 
pyridin in 40 ml Dioxan gelOst. Anschlie&end wird fur 5 Stunden gas- 
f6rmiges HCI durch die L6sung geleitet. Nach Qblicher Aufarbeitung erhalt 
man 6 g 3 1 4-Dihydro-4-oxo-2-(pyridin-3-yl)-6-methy!-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin. 
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Der Ersatz der Ketogruppe durch CI unter Ausbildung des aromatischen 
Pyrimidinrings erfolgt unter Standardbedihgungen. 
Eine Mischung aus 18 ml POCI 3 mit 6 g 3,4-Dihydro-4-oxo-2-(pyridin-3-yl). 
6-me%khienq-[2,3-d]-pyrimidin unter Zusafe von 1,8 ml N.N-Dimethyl- 
anilin wird 4 Stunden gekocht. Nach Ublicher Aufarbeitung erhalt man 5 g 
4-Chlor-2-(pyndin-3-yl)-6-methyl-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 3-Cyanpyridin und 
anschlieBender Reaktion mlt POCI 3 

aus 2-Amino-4-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

.4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-4,5,6 1 7-tetrahydro-3-ethoxycarbohyl-benzothiophen 

~-4Xh^ 

pyrimidin, F. 143°; 

aus 2-Amino-4,5-cyclopenteno-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5,6-cycbpenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimtdin; 

aus 2-Amino-4.5^cyclohepteno-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

^Cr)lor-2Kpyridin-3-yI)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-5-ethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 
25 4-Chlor-2-(pyridin-3.yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-5-chlor-3-ethoxycarbonyl-thiophen 
4^hlor-2-(pyridin^ 

30 aus 2-Amino-4-chlor-5-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-5-nitro-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 

35 



20 



aus2-Amino-4,5-dimethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 
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aus 2-Amino4,5-dimethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6-dimethyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-5-trifluormethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyra2in-2-yl)^-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 2-Cyanpyridin und 
anschlieBender Reaktion mit POCI3 

aus 2-Amino-5-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-dJ-pyrimidin; 

aus2-Amino-4-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor^2Kpyridin-2-yl)-5-methyl-thieho-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus2-Amino-4,5 l 6,7-tetrahydro-3-ethoxycarbonyl-benzothiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6,7,8-tetrahydro-[1].benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; . . < 

aus 2-Amino-4,5-cydopenteno-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-i2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-4 I 5-cyclohepteno-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2Kpyridin-2-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-5-ethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-{pyridin-2-yl)-6-ethyl-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin; 

30 aus 2-Amino-5-chlor-3-ethoxycarbohyl-thiophen 

4-Chior-2-(pyridin-2-yl)-6-chlor-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin; 



20 
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aus 2-Amino-4-chlor-5-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno^-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-5-nitro-3-ethoxycarbonyl-thiophen 
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4<;hlor-2-(pyridin^ 

aus2-Amino-4,5-dimethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

^Chlor^pyridin^-yO-S.SKiimethyl-thieno-p.S-dl-pyrirnidin; 

aus 2-Amino-5-trifIuormethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 
4-Chlor-2Kpyridin-2-yl)^-tri^ 

Analog erhait man durch Umsetzung von 4-Cyanpyridin und 
0 anschiieSender Reaktion mit POCI 3 

aus 2-Aminc^5-methyl-3-ethqxycart3onyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-4-y|)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

5^~ : aus>2-Amino^-methyl-3-etho^^ " 

aus2-Amino-4 1 5.6 1 7-tetrahydro-3-ethoxycarbonyl-benzothiophen 
4-Chlor-2-(pyridin^y|}-5,67^^ 
■> . pyrimidin; . ' 

aus 2-Amino-4>cyclopenteno-3-ethbxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5 1 6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

> aus 2-Amino-4,5-cyclphepteno-3-ethoxycarbonyl-thiophen 
, 4-Chlor-2-(pyn^in^-yl)-5,6-cydohepteno-^ 

aus 2-Amino-5-ethyl-3-ethoxycarfaonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-4-yI)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 

30 . ... . 

aus 2-Amino-5-chlor-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chior-2-(pyridirH^-yl)^-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus2-Amino-4-chlor-5-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 
4-Chlor-2-{pyridin-4-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d1-pvrimidin; 
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aus2-Amino-4.5-dimethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(py ra zin:2-yl)-5 1 6-dimethyl-thienp-[2 1 3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-5-trifluormethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyrazin-2-y!)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin. 

Analog emSIt man durch Umsetzung von 2-Cyanpyridin und 
anschlieSender Reaktion mit POCI3 

aus2-Amino-5-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-2Tyl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-4-methy!-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-4,5,6,7-tetrahydro-3-ethoxycarbonyl-benzothiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5 I 6,7,8-tetrahydro-{1]-benzothieno-[2.3-d]- 
.pyrimidin; 

aus 2-Amino-4,5-cyclopenteno-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5 1 6-cydopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-4,5-cyclohepteno-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-<pyridin-2-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-5-ethyl-3-ethoxycart)ony1-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

30 aus 2-Amino-5-chlor-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 



20 



25 
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aus 2-Amino-4-chlor-5-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-5-nitro-3-ethoxycarbonyl-thiophen 
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4-Chlbr-2-(pyridin-2-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2^Amino-4,5-dimethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 
: - ^ehlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6^imethyl-thieno-[2,3-dJ-pyrimidin; 

aus 2-Amino-5-trifIuormethyW-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2^pyridin-2-yl)^-trifIuorniethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin. 

Analog erhait man durch Umsetzung von 4-Cyanpyridin und 
anschlieBender Reaktion mit POGIa 

. aus 2 : Amino-5-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus^Amino^methyl^ethoxycarb^ 
4^hlor-2-(pyridin-4-yl)-^ 

aus 2-Amino-4, 5.6,7-tetrahydro-3-ethoxycarb6nyl-benzotIiiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-4-y|)-5,6 l 7,8-tetrahydro-[1>benzothieno-[2 l 3-d]- 
pyrimidin; 

aus 2-Amino-4, 5-cyclopenteno-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chfor-2-(pyridin-4-yl)-5 ) 6-cyclppenteno-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-4, 5-cyclohepteno-3-ethoxycarbonyI-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-5-ethyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridin-4-yl).6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
30 

aus 2-Amino-5-chlor-3-ethoxycarbonyl-thiophen 

4-Chlor-2-(pyridir>4-yl}-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

aus 2-Amino-4-chlor-5-methyl-3-ethoxycarbonyl-thiophen 
4-C hlor-2- (pyridin-4-yl)-5-chlo r-6-me thyl-thieno-r2.3-d]-pyrimidin; 
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mit4-Chlor-2-(isoxa2ol-5-y!)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-dJ-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)^-(3,4-methylendioxyben2ylamino)-5,6-cyclo- 
penteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit ^Chlor^-Osoxazol-S-ylJ-S.e-cycloheptenothien^.a-dJ-pyrimidin 
2-(lsoxa2ol-5-yl)-4-(3.4-methylendioxybenzylamino)-5,6-cyclo- 
hepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mH 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-6-ethyl-thieno-{2 l 3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3,4-methylendioxyben2ylamino)-6-ethyl-thieno- 
(2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

a^lsoxazol-S-ylH^S^-methylendioxybenzylaminoJ-e-chlor-thieno- 
^.S-dl-pyrimidin; 

rnit ^Chlor^-Osoxazol-S-yO-S-c^lor-SHTiethyl-thien^.S-dl-pyrimidin 

2-(lsoxazo!-5-yl)-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3 1 4-methylehdioxybenzylaniino)-6-nitro-thieno- 
[2,3~d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(isoxazol-5-yi)-5,6-dimethyl-thieno-l2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-5,6-dimethyU 
thieno-[2,3-dJ-pyrimidin; 

mrt 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(isoxazol-5-yl)-4-(3 .4-methylendioxybenzylamino)-6-trifluormethyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chior-2-(pyrazin-2-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

Z-CPyrazin^-ylH-CS.^methylendioxybenzylaminoJ-S-methyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 
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mit4^hlor-2-(pyrazin-2-yl)-5-methyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin : 2-yl)-4-(3,4-methytendioxyberizylamino)-5-methyl-thieno- 
[2,3-dJ-pyrimidin; 

mit^Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6 l 7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2 l 3-d]- 
pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3/-methytendioxybenzylamino)-5,6 1 7 t 8-tetra- 
hydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2Kpyrazin-2-yQ-5,6-^ 

2-{Pyrazin-2-yl)^-(3,4-methylendioxybenzylamino)-5,6-cyclopenteno- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 



mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-ethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

Z-fPyrazin^-ylH-CS^methylendioxybenzylaminoJ-e-ethyl-thieno- 
20 [2,3-d]-pyrimidin; 

mii4-Chlor2-(pyrazin-2-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-6-chlor-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

25 ....... 

mit4^hlor-2-(pyrazin-2-yl)-5-chlor-6-methyRhieno^2 f 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yi)-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl- 
ihieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

30 mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)^ 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-6-nitro-thieno- 

[2,3-dJ-pyrimidin; 



mit 4-Chlor-2^(pyrazin-2-yI)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

?^Y^* 2 ^!W 

thieno-i2,3-d]-pyrimidin; 
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mit4-Chlor-2-(isoxa2ol-5-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-i2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-5,6-cyclo- 
penteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

5 m 't4-Chlor-2-(isoxazol-5-y()-5 1 6-cyclohepteno-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxa2ol-5-yl)-4-(3.4-methylendioxyben2ylamino)-5,6-cyclo- 
hepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mii4-Chlor-2-(isoxa2ol-5-yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d}-pyrimidin 

10 2 -( , soxazol-5-ylM-(3,4-methylendioxyben2ylamino>«-ethyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(isoxa2ol-5-yl)-6^hlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-^(3 l 4-methylendioxybenzylaminoj-6-chlor-thieno- 
15 [2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Ghlor-2-(isoxa2ol-5-yl)-5-chlor^-methyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3.4-methylendioxyben2ylamino)-5-chlor-6-methyl- 
thieno-{2,3-d]-pyrimidin; 

20 . . 

rnit4-Chlor-2-(isoxazoi-5-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)^(3Ame%lendioxyben2ylamino)^-nitro-thieno- 
, [2,3-d]-pyrimidin; 

25 mit4-Chlor-2-(isoxazo!-5-yl)-5,6-dimethyl-thieno-{2 1 3-d]-pyrimidin 

^-(Isoxazol-S-yO^S^methylendioxybenzylaminoJ-S.e^imethyl- 
, thieno-[2,3rd]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)^-trifluormethyl4hieno-[2.3^]^yrimidin 
30 2-(lsoxazol-5-yl)-^(3,4-methylendioxybenzylarnino)-6-trifluormethyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlpr-2-(pyrazin-2-yl)^-me%khieno-[2, 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-ylH-(3,4-methylendioxybenzylamino)-6-methyl-thieno- 
35 [2,3-d]-pyrimidin; 
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mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5-methyl-thieno-[2;3-d]-pyrimid 

2-(Pyrazin-2-ylH-(3,4-methylendioxybenzy!amino)-5-methyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyrazir>2-yl)-5 l 67,8-tetrahyd/o-[1]-benzothieno-[2,3^ 
pyrimidin 

2-(Pyra2in-2-yl)-4-(3 t 4^ethylendioxybehzyfamino)-5 I 6,7,8-tetra- 
hydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit^Chlor^pyraa^^^ 

2-<Pyrazin-2-yl)^(3,4-methylehdioxybenzylamino)-5 1 6-cyclopenteno 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 
^~2 s (Eyrazin^yl)--4^(3,4-me%^ 

thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 



mlt 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-ethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-6-ethyl-th!eno- 
20 [2,3-d]-pyrimidin; 

mit^Chlor^^pyrazin^-yO^-chlor-thieno-p.S-dl-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-6-chlor-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

25 

. - ™t4^hlor-2-(pyrazin-2-yl)-5-chlor^ 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3,4-methyIendioxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin ; 

30 mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d>pyrimidin 

~ 2-(Pyrazin-2-yl)-4-{3,4-methylendioxybenzylamirio)-6-nitro-thieno- 
[2,3rd]-pyrimidin; 



mit4-Chl6r-2-(pyrazin-2-yI)-5,6^imethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2KPyrazin-2-ylH-(3,4-methylendiQxybenzylamino)-5,6-dimethvl- 

. *• • "ffiien6^2,3^dhjyrirnWin; ' 
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mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-6-ethyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-dJ-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-{3,4-methylendioxyben2ylamino)-6-chlor-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin^yl)-5^lor-6-methyl-thieho-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-methylendioxyben2ylamino)-5-chlor-6-methyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2"(pyridin-4-yl)-6-nitro-thieno-[2, 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-ylH-(3,4-methylendioxybenzylaminp)-6-nltro-thieno-[2:3- 

d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-{pyridin-4-yl)-5,6-dimethyl-thieno-i2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3.4-methylendioxybenzylamino)-5 1 6-dimethyl- 
thieno-{2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-trifluorniethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin^-ylH-{3.4-nriethylendioxybenzylamino)-6-tr'rfluormethyl- 
ih ieno-[2, 3-d]-pyrimidin . 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 3-Chlor-4-methoxy-benzylamin 

mit 4-Ghlor-2-<pyridin-3-yl)-6-methyl-thieno-[2 ) 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-6-methyl-thieno- 
I2,3-d}-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5-methyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit ^Chlor-a-Cpyridin-S-yO-S.ej.e-tetrahydro-tlJ-benzothieno-p.S-d]- 
pyrimidin 
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2-(Pyrjdin-3-yl)-4-(3-chloM-methoxybenzylamino)-5,6,7 f 8-tetra- 
hydro-[1]-benzothieno-I2,3-d]-pyrimidin; 

mrt 4<;hlor-2-(pyridin-3-yl^^^ 

5 ^(Pynd'n-S-y^KS-^loM-methoxybenzylaminoJ-S.e-cyclopenteno- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2HPyridin.3-yl)^(3^lor-4-methoxybenzylamino)-5,6-cyclohepteno- 
10 thieno-[2,3-dJ-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-3-yi)-6-ethyl-thieno-[2,3-dJ-pyTimidin 

2-(Pyridin-3-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

15 

mii 4tchlor-2^ 

2-(Pyridin-3-yI)-4-(3-chfpr-4-methoxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; . 

20 • mit4-Chlor-2Kpyridin-3-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-3-yO^(3^lor-4^ethoxybe^^ 
thieno-(2,3-d]-pyrimidin; 

mit^Ghior^-tpyridin-S-yO-e-nitro-thieno-p.S-dl-pyrimidin 

25 2-( p y rid 'n-3-ylW3K:hlor^methoxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit^Chlor^^pyridin-S-yO-S.e-dimethyl-thieno-p.S-dl-pyrimidin 

2^Pyridin-3-yl)^3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6-dimethyl- 
30 thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mrt 4-^hlor-2-(pyridin-3-yl)-6-trifIuormethyl-thieno-[2, 3-dJ-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yIH-(3H3hlor-4^ethoxybenzylamino)^-trifluormethyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

35 

m it 4-Ghlor-2-(isoxazol-5-y!)-6-methyl4hieno^[2;3-d]-pVrimidiri~ 
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mit4-Chlor-2-<pyridin-4-y[)-6-ethyl-thieno-[2,3-cl]-pyrirTiidin 

2-(Pyridin^-yl)-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-€-ethyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-chlor-thieno-[2 1 3 : d}-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-6-chl6r-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; , 

mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yO-5-chlor-6-methyl-thienc>[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)^-(3,4-methylendioxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl- 
thien o-[2 , 3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrjdin-4-yl)-4-(3.4-methyiendioxyben2ylamino)-6-nitro-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mlt4"Chlor-2-{pyridin-4-yl)-53^imethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)-5,6-dimethyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mjt4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-methyiendioxybenzylamino)-6-trifluormethyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin. 

Analog erhaR man durch Umsetzung von 3-Chlor-4-methoxy-benzylamin 

mit 4-Ch!or-2-(pyridin-3-y!)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yO-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-6-methyl-thieno- 
[2,3-dfpyrimidin; 

mit 4-Chior-2-(pyridin-3-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-<Pyridin-3-yI)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5-methyl-thieno- 
[2,3-d}-pyrimidin; 

1 mit4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5,6,7.8-tetrahydro-[1]-ben2othieno-[2,3-d]- 
pyrimidin 



WO 98/06722 



-69 - 



PCT/EP97/04139 



2KPyridin-3-yl)^(3^lor^HTiethoxyben2ylamino)-5 1 6 1 7,8.tetra- 
hydro-[1]-benzothieno-[2,3<l]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5,6<ydopenteno-thieno^ 

5 2i ( p y n "din-3-ylH-(3^!or^-metho)cybenzylamino}-5,6-cyclopenteno- 
thieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5,6^ 

2KPyridin-3-yl)^-(3^loM.methpxybenzylamino)-5,6-cyclohepteno- 
10 thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

miV4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)^^thyl-thien6-[2,3-dJ-pyrimidin 
2-(Pyridin-3-ylM-(3-c*lor-^ 
dj-pyrimidin; 

15 ■ ; ■ ■ =■ 



25 



35 



mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yH^ 

2-(Ryridin-3-yl)-4^3^lor-4-methoxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

20 mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5-chlor-6^methyl-thieno-[2 > 3-d]-pyrimidin 
2-{FYridin-3-yO-4-(3^hlo^^ 

• thieno-{2 t 3-dl-pyrimidin; ' ' 



mit 4-Chlor-2-(pyridin.3-yl)-6-nitrothieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-3-yl)^(3<:hloM-metto 
d]-pyrimidin; 



mit4-Chlor-2-(pyridin^^^ 

2-(Pyridirv3-yi)^(3-<^lor^HT^ J 
30 thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-trifl^^ 

2-(Pyridin-3-ylH-(3-chlor-4-methoxyben2ylamino)-6-trifluormethyl- 
thieno-[2,3-<l3-pyrimidin; 



-mit-4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-6-methyl-thieno-[273^d]^pyrimidin- 
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mii4-Chlor-2-(pyi^in-2-yl)-5^lor^ethyl-thieno-[2,3-<l]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5-chlor-€-methy|- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

5 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-{3-chlor T 4-methoxybenzylamino)-6-nitro-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

10 mit4-Chlor-2-{pyrazin-2-yl)-5,6<jimethyl-thieno-[2,3KJ]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6-dimethyl- 
thieno-[2,3^d]-pyrimidin; 

mit4^hlor-2-(pyrazin-2-yl)^trifluormethyl-thieno-[2 t 3^1-py 

1 5 2 -( p y ra z'n-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-6-trifiuormethyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-y!)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-6-methyl-thieno- 
20 I2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5-methy!-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

25 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3-chlor^4-methoxybenzylamino)-5.6,7,8-tetrahydro- 
[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

30 

mit 4-Ch!or-2-(pyridin-2-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6-cyclope.nteno- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 



mit4-Chlor-2=(pyridin-2-yl)-5 1 6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
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2-{FVridin-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6-cyclohepten6 
thieno-{2,3-d]-pyTimidin; 

Z m i t4 -c h,or - 2 -te^^ 

5 2 -(^ ridin -2-ylH-(3-chlor-4-methoxyben2ylamino)-6-ethyl-thieno-[2 1 3^ 
d]-pyrimidin; 

mit 4-Chtor-2-(pyridin-2-yl)-6-chlor-thienor[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3^lor-4-methoxybenzylamino)-6-chior-^ 
10 d]-pyrimidin; 

mii 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

24Pyridin-2-yl)-4^3-chloM^ethoxybenzylamino)-5-chlor-6-meth^ 
thieno-[2, 3-dJ-pyrimid in ; 

15 ' .' _ " ' ..' ' 

m7t 4-Chlor-2-(pyr^ 

2KPyridin-2-ylH-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3- 
. dj-pyrimidin; 

20 mit 4-Chior-2-(pyridin^ 

2KFVridin-2-yl)-4-(3-chloM-methoxybenzyiamino)-5',6-dim 
ihieno-[2,3KJ]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-trifluormethy!-thien^ 

25 2 -( p y ridi n-2-yl)^-(3-chloM-methoxybenzylamino)-6-trifiuprmethyl- 
thieno-[2, 3-dJ-pyrimidin. 

mit 4-Chlor-2-(pyridin^-yl)-6-methyl-thienb-[2,3-dJ-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzyiamino)-6-methyWhieno- • 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-4-^yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5-methyl-thieno-. 
[2,3-d]-pyrimidin; 
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mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2.3-<i]-pyrimidin 

2-(Pyra2in-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5-chlor-6-methy|- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

5 

mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-{3-chlor-4-methoxybenzylamino)-6-nitro-thieno- 
[2,3-dJ-pyrimidin; 

10 - mit^Chlor^Kpyrazin^-ylJ-S.S-dimethyl-thieno-p.S-d^pyrirnidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6-dimethyl- 
■ thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-y!)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

15 2-(^razin-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-6-trifluorrnethyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-6-methyl-thieno- 
20 [2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3-chloM-methoxybenzylamino)-5-methyl-thieno- 
[2,3-dJ-pyrimidin; 

25 . . 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yi)-5 1 6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2.3-d]- 
pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro- 
[1]-benzpthieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

30 

mit4-Chlor-2-{pyridin-2-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

. . 2-(Pyridin-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylanriino)-5 1 6-cyclopenteno- 
thieno-[2 , 3-d]-pyrimidin; 



mit4-Chlor-2-{pyridin-2-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-<l]-pyrimidin 
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2-(Pyridin-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6-cyclohe P teno- 
..' . thieno-{2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-ethyl-thieno-[2;3-d]-pyrimidiri . 

5 2 -{^ ridin -2-yO^-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mitA-Ghlor^pyridin^-ylJ-e-chlor-thieno-p.S-dJ-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3- 
10 d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5-chlor-6^ethyl-thieno-[2.3-d]-pyrirnidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4^3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5-chlor-6-methy^ 
. thieno-[2, 3-dJ-pyrimidin; 

15 ■ • ■ . 

mit 4-Chlor-2-(pyridirv2-yl)^ 

2-{Pyridin-2-yl)^(3-chlor-4-methoxyben2ylamino}-6-nitro-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; - . ■ . ■ 

20 mit4-ChIor-2-(pyridin-2-yl)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5,6-dimethyl- 
thieno-{2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrim 

25 2 ^ p yridin-2-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-6-trifiuormethyl- 
thieno-[2, 3-d]-pyrimidin. 

. . mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yJH-(3-chloM-methoxyben2ylaminp)-6-methyl-thieno- 
30 , [2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin^-yl)-4-(3-chlor-4-methoxybenzylamino)-5-methyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

35 
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mit4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yl)^-{3,4-dimethoxyben2ylamino)-6-nitro-thieno-[2,3KJ]- 
pyrimidin; 

5 mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5.6-dimethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yl)-4-{3 1 4-dimethoxybenzylamino)-5,6-dimethyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Ch!or-2-(pyridin-3-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d3-pyrimidin 

1 0 2-(Pyridin-3-yl)-4-(3,4-dimethoxyben2ylamino)^4rifluonTiethyl-thieno- 
[2,3-dJ-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-{3,4-dimethoxybenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3- 
1 5 d]-pyrimidin; 

mit 4-Chior-2-(isoxazol-5-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-5-methyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrirnidin; 

20 

mit4-Ch!or-2-(isoxazol-5-yl)-5.6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-<l]- 
pyrimidin 

2-(!soxai:ol:5-ylH-(3 > 4-dimethoxybenzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro- 
(13-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 

mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
Z^lsoxazol-S-yO^-fS^imethoxybenzylaminoJ-S.S-cyclopenteno- 
thieno-^.S-dl-pyrimidin; 

30 mrt4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3.4-dimethoxybenzylamino)-5,6-cyclohepteno- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chior-2-(isoxazol-5-yJ)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

35 2-(!soxarol-5-yl)-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-6-ethyi-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 
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mit4-Chlor-2-(is6xazol-5-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

a-dsoxazol-S-yD-MS^-dimethoxybenzylaminoJ^-chlor-thieno-^.a- 
d]-pyrimidin; 

mit^Chlor^-Cisoxazol-S-yO-S-chlor-S-methyl-thieno-tZ.a-dJ-pyrimidin 

2-{Isoxazol-5-ylM-(3.4-dimethoxybenzylamjno)-5-chlor-6-methyl- 
thieno-[2, 3-dJ-pyrimidin ; 

mit4-Chlor-2-(isbxaz 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3 1 4-dimethoxybe n zylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mii 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)^,6-dimethyl-t hieno-[2,3-d]-pyrimidin ^ 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4lChlor-2-(isoxazol-5-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2,^ . 

2-(lsoxazol-5-yl)^-(3,4-dimethoxybenzylamino)-6-trifIuormethyl- 
thieno^.S-dJ-pyrimidin; 

mit 4-ChloN2-(pyrazin-2-yl)-6-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-y!)-5-methyl-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yO-4-(3 1 4^imethoxyb e nzylamino)-5-methyl-thieno-[2,3- . 
d]-pyrimidin; 

mft4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6,7,8-tetrahydro-[1J-benzothieno-[2,3-d]- 

pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yJ)-4-(3 l 4-dimethoxybenzylamino)-5,6,7 I 8-tetrahydro-[1]. 
benzothierio-[2,3-d>pyrimidin; 

1^:9^:2^ 
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mit4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yl)-4-(3,4-dimethoxyb nzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d] 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5,6-dimethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimjdin 

2-(Pyridin-3-ylH^3,4<limethoxybenzyJamino)-5,6-dimethyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2 1 3«i]-pyrimidin 

2^Fyidin-3-yl)^-(3,4-dimethoxyben2ylamino)-6-trifluomiethyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxa2ol-5-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3 ,4-dimethoxybenzylamino)^ r methykhieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mrt4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3 1 4-dimethoxybenzylamino)-5-methyl-thieno-[2 ) 3- 
d]-pyrimidin; 

mit 4-Ghlor-2-(isoxazol-5-yl)-5.6,7,8-tetrahydro-[1 ]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-5 1 6,7,8-tetrahydro- 
[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-5,6-cyclopenteno- 
thieno-[2,3^d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-5,6-cyclohepteno- 
thieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yO-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Isoxazol-5-yl)-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-6-ethy[-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 
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mit4-Chlor-2-(isoxa2ol-5-yl)-6-chlor-thieno-[2,3Kjj-pyrimid 

. - 2 ^ lsox920, - 5 -y^-3.4^imethoxybenzylamino)-6-chb 
dj-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxa2ol-5-yl)-5-chlor-6-rr ! ethyl-thieno-I2,3-d]-pyrimidin 

2-{lsoxa2ol-5-ylM-(3.4-dimethoxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl- 
thieno-f2.3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxa2ol-5-yl)-6-nitro-thie 

2-{lsoxazol-5-yl)-4-(3 1 4-dimethoxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-^^^ 
pynmidin; 

., m *;±££!°±ii?^^ 

2-(lsoxa 2 ol-5-yl)^-(3 1 4-dimethoxyben 2 ylamino)-53-dimethyl-thienb- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mrt4-Chior-2-(isoxa2o!-5-y!)^-trifluormethyl-thieno-[2^ 

2-(l SO xazol-5-yl)-4-{3,4-dimethoxyben2ylamino)-6-trif]uormethyl- 
thieno-[2 ) 3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Ch!or-2-(pyrazin-2-yi)-6-methyl-thieno-{2.3-d]-pyrimidin 

2-(Pyra2in-2-yl)-4-(3,4-dimethoxyben2ylamino)-6-methyl-thieho-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mrt4-Chior-2-(pyrazin-2-y!)-5-methyl-thieno-[2 > 3-<l]-pyrimidin 

2-(Py ra zin-2-yl)-4-(3.4K}imethoxybenzy!amino)-5-methyl-thieho-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyraz^^ , 

pynmidin • 

2-(Py ra zin-2-yl)-4-(3,4-dimethoxybenzyiamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

-mit.^Chlor^pyrazin^ 
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mit 4-Ch!or-2-(pyridin-2-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-<J]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-6-trifluormethy|. 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin. 

5 mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-<Jimethoxyben2ylamino)-6-methyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5-methyl-thieno-{2,3-d]-pyrimidin 

10 2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-5-methyl-thieno-[2 I 3- 
• • d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5,6 l 7,8-tetrahydro-[1]-ben20thieno-[2,3-d]- 

pyrimidin 

15 2-(Pyridin-4-yl)-4-{3,4-dimethoxybenzylamino)-5,6,7 l 8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4^imethoxybenzylamino)-5,6-cyclopenteno- 
20 thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Ch!or-2-(pyridin-4-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3 1 4-dimethoxyben2ylamino)-5 l 6-cyclohepteno- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 

mit4^hlor-2-(pyridif>4-yl)-6-ethyl-thienc>-[2 I 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

30 mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-ylH-(3,4-dimethoxyben2ylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yi)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 
35 2-(Pyridin-4-ylH-{3,4-dimethoxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
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mrt4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-nitro-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2n;Pyridin-4-yl)-4-(3/-dimethoxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-ylH-(3,4-dimethoxybenzylamino)-5,6-dimethyl-thieno- 
[2,3-dJ-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidiri 

2-(Pyridin^yl)^(3,4-dimethoxyben2yiamino)-6-trifluormethy!- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von Benzylamin 

mit4-Chlor-2^pyridin-3-yl)-6-methyl-thieno^2 1 3-d]-pyrimid 

2-(Pyridin-3-yl)^ben2ylamino-6-methyi-thieno-[2>d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2Kpyridin-3-yl)-5-methyl-thieno-[2>d]-pyrim 

2-(Pyridin-3rylH-ben2ylamino-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mrt4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5 f 6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yl)-4-benzylamino-5,6,7.8-tetrahydro-[1]-ben2othieno- 
[2,3-d]-pyrimidin, F. 189°; 

mit 4-ChJor-2-(pyridin-3-yl)-5 1 6-cyc!opentBno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2KPyridin-3-y!H-benzylamino-5,6-cyclopenteno-threno-[2.3-d]- 
pyrimidin; 

mit ^Chlar^^pyridin-S-yO-S.e-cyclohepteno-thieno-p.S-dJ-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yIH-benzylamino-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

J^^Chtor-?^ 

2-{Pyridin-3-yl)-4-ben2ylamino-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 



WO 98/06722 



-80- 



PCT/EP97/04139 



mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d>pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-6-trifIuonTiethyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin. 

mit 4-Chlor-2-{pyridin-4-yJ)-6-methyl-thieno-[2,3-dl-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-dimethoxybenzylaminb)-6-methy!-thieno-[2 I 3- 
d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5-methyl-thieno-{2 t 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3.4-dimethoxyben2ylamino)-5-methyl-tiiieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit 4^Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5 l 6 l 7 l 8-tetrahydro-(1 ]-benzothieno-[2, 3-d]- 
pyrimidin 

2-{Pyridin-4-yl)-4-{3.4-dimethoxybenzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2, 3-d]-pyrimidiri; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4^yl)-4-(3 ( 4-dimethoxybenzylamino)-5,5-cyclopenteno- 
thieho-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridrn-4-yl)-5,6-cyciohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrid!n-4-yl)-4-(3,4-dirnethoxybenzylamino)-5,6-cyclohepteno- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; ' 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin^-ylH-(3,4-dimetho^benzylaminb)-€^thyl-thieno-[2,3-d 

pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-dimethoxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
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mit ^Chlor-^-fpyridin-^yO-e-nitro-thieno-p.S-clJ-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-dimefhoxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; ~ , - - - 7 

mit 4-Chlo^2-(pyridih-4-yl)-5,6Tdimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-ylH-(3 1 4-dimethoxyben2ylamino)-5,6-dimethyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4<:hlor-2-(pyndinr4-yl)-6-trifluormethyl4hien 

2-(Pyridin^-yl)^(3 1 4-dimethoxybenzylamino)-6-trifluormethyl- 
thieno-[2,3-d] r pyrimidin. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von Benzylamin 

mit 4-Chlor-2-(pyridin^ 

2^(Pyridin-3-yl)-4-benzylamino-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2^pyndin-3^ 
20 2-(Pyridin-3-yl)-4-benzylamino-5-methyl-thieno^2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chior-2Kpyridin-3-yl)-5 I 6 l 7,84etrahydro-[1]-benzothieno-[2 l 3-d]- 
pyrimidtn 

2-(Pyridin-3-yl)-4-benzylamino-5 I 6J l 8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
25 [2,3-d]-pyrimidin, F. 189°; 

mit 4-Chlor-2-(pyndin-3-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yl)-4-benzylamino-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; ' 
30 _ 

mit4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5 1 6-cycloheptenb-thieno-[2 1 3-d]-pyrima 

2-(Pyridin-3-yl)-4-benzyiamino-5,6-cyclohepteno-thieno-[2 1 3-d]- 
pyrimidin; 
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mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-y|^ 

2-(Pyra2in-2-yl)^-faen2ylamino-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-<J]- 
pyrimidin; 

mit ^hlor^-^yrazin-Z-ylJ-e-ethyl-thien^.S-dJ-pyrimidin 

^-(Pyrazin^-ylM-benzylamino-e-ethyl-thieno^.S-dJ-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyra2in-2-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)^-benzylamino-6^hlor-thieno-[2,3Hd]-pynmidin; 

mit4-Chlor-2-(pyra2in-2-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin ■ 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-benzylamino-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyra2in-2-yl)-4-ben2yIamino-6-nitro-thieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

mit ^-Chlor^-Cpyrazin^-yO-S.e-dimethyl-thieno-P.S-dl-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-benzylamino-5.6^dimethyl-thieho-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit ^Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-trifiuormethyl-thieno-[2 > 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-benzylamino-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-benzylamino-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5-methyl-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-benzylamino-5-methyl-thieno-[2,3-dJ-pyrimidin; 

mit 4-Chior-2-{pyridin-2-yl)-5 l 6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin , 

2-(Pyridin-2-ylH-benzylamino-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6-cyciopenteno-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 
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2 ^^ din -2-ylM-benzylamino-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit^-Chlor^-fpyridin^-yO-S.e-cydohepteno-thieno-p.a-dJ-pyrimidin 

2-{Pyridin-2-yl)^benryIam|no-5 1 6-cyclohepteno-thienc>-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2.yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-<l]-pyrimidin 
2-(Pyridin-2-yI)^en2ylamino-6^thyl-thieno-[2,3-d]-pyri 

mit4-Chlo^2-(pyridin-2-yl)-6-chlo^-thieno-[2>d^pyrimidin 

^ 2-(Pyridin-2-ylH-ben2ylamino^rChlor-thierio-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Ghlpr-2-(pyridin-2-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2 I 3KJ]-pyrimidin 
^^^^-(Pyridin^-yl^b^zyiam^ 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)^^ 

. 2^Pyridin-2-yl)^benzylamino-^hitro-thieno-[2,3-d}-pyrim^ 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6-dimethyi-thieno^ 

2-(Pyridin-2-yl)^-benzylamino-5,6-dirnethyl-thieno-[2,3-d]^pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-trifIuomiethyl-thieno-[2 t 3-dJ-pyrimidin 

2-{Pyridin-2-yl)-4-ben2yIamino^trifIuormethyl-thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin^yl)^.m6thyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-y!)-4-ben^lamino^-methy^ieno-[2>d]-pyrimidin; 

mit4-Chior-2-(pyridin-4-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrirnidin 

2-(Pyridin^-yl)^benzylaminc>5-rTiethyl-thieno-[2,3-dJ-pynmidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin^yl)-5 l 6,7 I 8-tetrahydro-[13-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin 
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mit4-Chlor-2-(py ra2 in-2-yl)-5,6,cycloh e pteno-thieno-[2,^pyrimidin 

2^Pyrazin-2-ylH4)enzylamino^ 1 6^oheptenc>-thieno-l2 1 3^1. 
pynmidin; 

mit4-Chlor-2-(pyra2in-2-yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d>pyrim 

2-(Pyrazin-2-ylH-ben2ylamino^-€thyl-thieno-{2 1 3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyra2in-2-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyra2in-2-ylH-benzylamino-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-benzylamino-5-chlor-6-rnethyl-thieno-[2,3-d], 
pynmidin; 

15 m!t4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-nitro-thieno-I2.3-d]-pyrimidin 

2-(Pyra2in-2-yl)-4-benzylamino-6-nitro-thieno-[2,3rd]-pyrimidin; 
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mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5 1 6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-benzylamino-5,6^imethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4^hlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-benzylamino-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-benzylamino-6-methylrthieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-benzylamino-5-methyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chior-2-(pyridin-2-yl)-5.6,7 I 8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-benzylamino-5,6.7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3<l]-pyrimidin 
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2^Pyridin-2-yl)-4-benzylamino-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin^ 

5 2 K p y n 'din-2-yl)^-benzyjamino-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-dJ- 
pyrimidin; ' - . " 

mit ^Chlor^-tpyridin^-ylJ-e-ethyl-thienb-p.S-dl-pyrimidin 
^ 2^Pyridin-2-ylH-ben2ylamino^thyl-thieno-[2,3-d^^ :, 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-chlor-thie^ 

2-(Pyridin-2-yl)-4-benzyIamino-6-chlor-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5-c^lor-^methyl-thieno-t2,3-d]-pyrimidin 

^'"~2-~(Pyndin-^ 

pyrimidin; 

mrt4-Chlor-2-(pyridin-2-y!}-6-nitrb-thieno-[2,3-d3-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)^benzylamino-6^nitro-thieho-[2,3-d]-pyrimidin- 

20 ' : 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-2-yl)-4-benzylamino-5,6-dime^ 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)^ 

25 2 ^Pyridin-2-yl)-4-ben2y!amino-6-trifluormethyl-thien^ 
pyrimidin; , - 

mit4-Chior-2-(pyridin^yl)^.methyl-thieno-{2,3^ 
2-(Pyridin^yl)^benzylamini>£^^ 

30 

mit 4,Chlor-2-(pyiidin-4-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-dj-pyrimidin 

Z^Pyridin^-yO-^benzylamino-S-methyl-thieno-^.S-dj-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5,6 f 7,8-tetrahydro-[1]-ben2othieno-[2,3-d]- 
35 pyrimidin - - . .. . . _ 
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2-(Pyridin-4-yl)-4-benzylamino-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

m'rt4-Chlor-2-(pyridin^-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyriniidin 
5 2-(Pyridin-4-yl)-4-benzylamino-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mil 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5,5-cyclohepteno-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-ylH-benzylamino-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]- 
10 pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-ethyl-thieno-{2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin^ylH-benzyiamino-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

15 mit4^hlor-2-(pyridin^-yl)-6^hlor-thieno42,3HJ]-pyrimidin 

2-(Pyridin^-yl)-4-benzyiaminc>-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mlt4-Chlor-2-(pyridin^-yl)-5-chlor-6^ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-4-yl)-4-benzylamino-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
20 pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin^-yl)^-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrirnidin 

2KPyridin^-ylH-ben2ylamino-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 mit4-Chlor-2-(pyridiM-yl)-5,6^imethyl-thieno-[2,3-d3-pyrimidin 

2^Pyridin^-ylH-benzylamino-5,6Klimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4"Chlor-2-(pyridin^yI)-6-trifIuormethyl-thieno-[2,3^]-pyrirnidin 
2-(Pyridin-4-ylH-benzylamino-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]- 
30 pyrimidin. 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 4-Fluorbenzylamin 



35 



mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-methyi-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yl)-4-(4-fluorbenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 
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mit4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5-m^^ 

2-(Pyridin-3-yl)-4-(4-fluorben2yjamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
. pyrimidin; . „ 

mit4-Chlor-2-(pyridin-3-y!)^ 

pyrimidin . 

2-(Pyridin-3-yl)-4-(4-fiuorben2yiamino)-5 ) 6,7,8-tetrahydro-[1]- \ 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; ■, - r 

mH 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)^ 

2-(Pyridin-3-yl)-4-(4-fluofberizylamino)-5 1 6-cyclbpenteho-thieno-[2 3- 
d]-pyrimidin; - 

^™r4^Chl3P2-(p^ 

? 2^PytWin-3-yl)^4.fluorben2ylaraino)-S 

d]-pyrimidin; 

m!t4_Chlor-2=(pyrid^^ 

2^PyTidin-3-yl)^4-fluo^t>enzylarnino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d^ 
pyrimidin; 

_ mit ^Chlor^^pyridin-S-yO^-chlor-thieno-p.S-dJ-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yi)4-{4-fluoiter^lamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d3. 
pyrimidin; 

mit 4-Ch!or-2-(pyridin-3-yl)-5M;hta^^ 

2^pyridin^yl)-4^4-fluorber^amino)-5-chlor-6-meth 
, d]-pyrimidin; - . v 

mit4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
- 2-(Pyridin-3-ylH-(4-fluorben^ 

mil 4-Chlor-2»(pyridin-3-yl)-5,6-dimethyl-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin 

- -ZHtPjnrjdj^ — - - 
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mit4-Chlor-2-(pyridirv3-yl)^-trifluormethyl-thieno-[2,3-dJ-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-ylH-{4-fluorbenzylamino)-6-trifluorTTiethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-6-fnethyl-thieno-[2,3^dJ-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(4-fluorbenzyiamino)-6-methyl-thierio-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-ylj-5-methy!-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-{lsoxazol-5-yl)-4-(4-fluorbenzyIamino)-5-methyl-thieno-I2 1 3-d]- 
pyrimidin; 

mii4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-5,6,7.8-tetrahydro-I1]-benzothieno-[2,3-d]- 

pyrimldin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(4-fluorbenzylamino)-5 l 6,7 l 8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-5.6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(5soxazol-5-yl)-4-(4-fluorbenzylamino)-5 > 6-cyclopentend-thieno-[2 1 3- 
dj-pyrimidin; 

mii4^hlor-2-(jsoxazol-5-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(isoxazol-5-yl)-4-(4-fluorbenzylamino)^5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-6^thyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Isoxazol-5-ylH-(4-fluorbenzylamino)-6-ethy!-thieno-[2 1 3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(isoxazo!-5-yl)-4-(4-fluorbenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Ghlor-2-(isoxazol-5-yi}-5-chlor-6-methyl-thieno-l2,3-d] pyrimidin 
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2-(lsoxazol-5-ylH^fluorbenzyiaminp)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mrt4<:hbr-2-0soxazol-5-yl)-6-nitrc^thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-{4-fluorben2ylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-5.5-dimethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2^iscaazol-5-ylH-{4-fluorbenzyiamino)-5 I 6-dimethyl-thieno-[2,3-d}- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)^4rifluormethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2-{isoxazol-5-yl)-4^4-fluorbenzylamino)-6-trifluormethy!-thieno-[2.3- 
d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2ryl)-6-methyl-thieno-[2. 3-d]-py rimidin 

2-(Pyrazin-2-ylHK4-fluorben2yiamino)-6-rnethyl-thieho-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mrt4-Chior-2-(pyrazin-2-yl)-5-methyl-thieno-[2.3-d]-pyrjrnidin 

. 2-(Pyrazin-2-ylH-(4-fluorben2ylamino)-5-methy!-thieno-r2,3-d]- 
pyrimidin; 

- mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6,7,8-tetrahydro-[1 ]-ben2othieno-[2.3-d]- 
pyrimidin 

2-(Pyirazin-2-yl)-4-(4-fluorben2ylamino)-5 l 6.7.8-tetrahydro-[1J- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chior-2-(pyrazin-2-yl)-5,6^cyclopenteno-thieno-[2,3-d]^yrimidin . 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(4-fluorbenzyiamino)-5.6-cyclopenteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2"(Pyrazin-2-yl)«4-(4-fiuorbenzylarnino)-5.6-cyclohepteno-thieno-[2.3- 
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mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyra2in-2-yl)-4-(4-fluorben2ylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-<4-fluorbenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Ch!or-2-(pyrazin-2-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-{2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(4-fluorben2ylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3- 
dj-pyrimidin; 



mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(4-f]uorben2ylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
"15 pyrimidin; 

mii 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6-dimethyl-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4r(4-fluorben2ylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2 1 3-d]- 
pyrimidin; 

20 

mit4-Chlor-2-(pyra2in-2-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(4-fluorbenzyiamino)-6-trifluormethyl-thieno-[2 > 3-d]- 
pyrimidin; 

25 mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-methyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

• \ 2-(Pyridin-2-yI)-4-(4-fluorbenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

30 2-(Pyridin-2-yl)-4-(4-fluorbenzylamino)-5-methyl-thieno-[2 1 3-d]- 
pyrimidin; 

mii4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5A7,84^ 
pyrimidin 

35 2-(Pyridin-2-yl)-4-(4-fiuorbenzylamino)-5.6,7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 



WO 98/06722 



- 91 - 



PCT/EP97/W139 



mrt^Chlor-Z-fpyridin^-yO-S.e^clopenteno-thieno-p.S-dJ-pyrimidin 

Z^Pyridin-Z-yO^^^fiuorbenzylaminoJ-S.e-cyclopenteno-thieno-p.a- 
d]-pyrimidin; 

5 

mit4-Chior-2-(pyridin-2-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(4-fluorbenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

10 mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6^^ 

2-(Pyridin-2-yl)-4-{4-fluorbenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

m|t4-Chlor-2-(pyridin-2-yf)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
pyrimidin; 

mit 4-Ch!or-2-(pyridin-2-yl)-5n;hlor-^methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-{Pyridin-2-ylH-(4-fluorben2ylamino)-5-chlor-6-methyl-thienor[2,3- 
20 d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2<pyridin-2-yl)-6-nrtro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2KPyridin-2-ylW4^fluorben2ylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6-dimethyi-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)^-(4 7 fluoil3enzylamino)-5 I 6Kiimethyl-thieno-[2.3-d> 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-ylW4-fluoroenzyiamino)-6-trifluorniethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 



36 



mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-methyl-thieno-[2 I 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-ylH-(4-fIuorbenzylamino)-6-methyl-thieno-[2 I 3-d]- 
pyrimidin; 
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mrt4-ChIor-2-(pyridirh4-yl)-5-methyl-thieno^2 t 3^]-pyrimid 

2^Pyridin^y!)^4-fluorbenryiamino)-5-methyl-thieno-[^ 
pyrirnidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridirv4-yl)-5,6J,8-teta^ 
pyrirnidin 

2-(Pyridir>^yl)^4-fluotoe^ 

benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin^yl>5 t 6-cyciopenteno-thieno-[2,3<l].pyrimidin 
2-(Pyridir>^yl)^4-fluorber^ 
d]-pyrimidin; 

mit 4-Chior-2-(pyridin^yl)-5,6^yclohepteno4hieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-{Pyridin^ylH^4-fluorbenrylamino)-5 t 6-cydoheptenchth 

d}-pyrimidin; 

mit 4-Ch]or-2-(pyridin^-yl)-^thyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidiri 

2-(Pyridin^-ylH-(4-fluorben2ylamino)-6-ethyl-thieno-[2.3-d]- 

pyrirnidin; 

mii 4-Chlor-2-(pyridirH^-yl)-6-chior-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-ylH-(4-fluorben2ylamino)-6-chior-thieno-[2,3-d]- 
pyrirnidin; 

mit 4-Ch!or-2-(pyridin^-y!)-5-chlor-6^ 
2-(Pyridirv4-ylM^4-fluorbe^ 
dj-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridirv4-yI)^nitro-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin^yI)^(4-fluorbenzylam 

mit4-Chior-2-(pyridin^-yl)-53^inr»ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimW 

2-(PyridirM^y!)^4-fluortienzyiamino)-5 t 6-dimethyi-thieno-[2 t 3Hj^ 

pyrirnidin; 
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mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-^trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrirnidin 

2-(Pyridin^-yl)-4-(4rfluorbenzylamino)-6-trifluofTTiethyl-thieno-[2 1 3-d 
pyrimidin. . 

, Analog erhait man durch Umsetzung von 3,4-Dichlorbenzylamin 

mit4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-methyWhieno^[2,3-d]rpyrimidin 

2-(FVridin-3-yl)-4-(3,4Hdichlorben2ylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d>pyri 

2-(FVn'din-3-ylM-(3;4-dic^lorbenzylamino)-5-methyl-thienc>-[^ 3-d]- 
pyrimidin; 

; mit 4^ehlor^(pyridin-3^yl)^5,6 
pyrimidin 

2-(F^ridin-3-yl)-4-(3,4-dichlorberTzylamino)-5,67,8-tetrahydro-[ ]- 
ben20thienor[2,3-d]-pyrimidin; 

mrl4-Ch|or-2-(pyridin-3-yl)-5,6-cyclopenteno-thienq-[2 l 3-d]-pyrimidin 

2^Pyridin-3-yl)-4-(3,4-dichlorbenzylamino)-5,6-cyclopentenchthieno- 
[2,3-d]-pyrimjdin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yI)-5,6-cydohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-ylH-(3,4-dichlorben2ylamino)-5,6-cycIohepteno-thieno- 
[2,3-d3-pyrimidin; . , . 

mii4-Chlor-2-(pyridin-3^yl)-6-ethy^ 

2^Pyridin-3-yl)-4-(3,4-dichiorbenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2 f 3-d]- 
pyrimidin; 

mii4^Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2 ; (Pyridin-3-yl)-4-(3,4-dichlorben2ylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 



mrt4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
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2-(Pyridin-3-ylH-(3,4-dichlorbenzylamin6)-5-chlor-6-methykhieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

5 ^(Pyn'din-S-ylH-CS^-dichlorbenzylaminoJ-e-nitro-thieno-p.a-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-{pyridin-3-yl)-5,6KiimethyMhieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yl)-4-(3 1 4-dichlorbenzylamino)-5,6-dimethyl-thieno-{2 I 3- 
10 d]-pyrimidin; 



mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-{Pyridin-3-yl)-4-(3,4-dichlorben2ylamino)-6-trifluormethyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

15 

mit 4-Chlor-2-{isoxazol-5-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3,4-dichlorbenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

20 mit 4-Ch!or-2-(isoxazol-5-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyriniidin 

2-(Isoxazol-5-yl)-4-(3,4-dichlorbenzyiamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(isoxazo[-5-yl)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-ben20thieno-[2,3-d]- 
25 pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3 > 4-dichlorbenzylamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

30 Z-ilsoxazol-S-yO^-tS^ichiorbenzylaminoJ-S.e-cyclopenteno-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 



35 



mit 4-Chior-2-(isoxazol-5-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-ylH-(3,4-dichlorbenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 
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mit 4-Chlor-2-(isoxazo!-5^ 

2^lsoxazoL5-ylH-(3,4<iichlorbenzy^ 
pyrimidin; 



mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)^hlor-thieno-[2,3Hd]-pyrimidin 
2^lsoxazol-5-yI)^(3,4Kiichloite 
pyrimidin; 

: mit4-Ghlor-2-(isoxazoi-5-yi)^ 

2-(lsoxazoi-5-ylH-(3,4^ichlorbe^^ 
[2,3-d]-pyrimidin; 

■ mit4-Chlor-2-(isoxazol-5-y^ 

2^Isoxazol-5-ylH-(3 f 4-dichiorbenzylamino)^-nitro-thte 

mit 4-Chlor^^^ 

2-(!soxazol-5-y!H-(3,4HiichIorbenzylamino)«5 1 6-dimethyi-thieno-[2 I 3 
d]~pyrirnidin; 

mii4-Chlor-2-(isoxazol-5-yI^ 

2~(!soxazol-5-yi)^(3 f 4-dichiq^^ 
[2,3-dJ-pyrimidin; 

mit4-Chior-2-(pyrazin-2-yI)-6-methyl-thieno-[2 l 3-d]-pyrimidin 
, .V 2-(Pyrazin-2-yl)^(3/4Kii^ 
pyrimidin; 

mit 4-Chior-2-(pyrazin-2-yI)^^ 
2^Pyrazin-2-yl)^(3,4^ic^ 
pyrimidin; 

- mit 4-Chior-2^pyrazin-2-yI)~5 l 6 J^-tetrahydro-I^-benzothieno-p^-d]- 
pyrimidin 

2^Pyrazin-2~ylH-(3 r 4^ 

benzothieno«[2 ( 3-d]-pyrimidin; 



WO 98/06722 



-96- 



PCT/EP97/04139 



mit 4-Chipr-2-(PYrazin-2-yl)-5,6-cyclopentenc>-thieno-[2,3KJ]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-y!H-(3 1 4-dichlorben2ylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

5 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl).5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-dl.pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3,4-dichlorbenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno- 
[2,3-dJ-pyrimidin; 

10 mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6^thyl-thieno-i2,3Hd]-pyrim^^ 

2-(Pyrazin-2-ylH-(3,4-dichlorbehzylamino)^^thykhieno-{2,3-d]- 
pyrimidin- 

mrt4-Chlor-2-(pyrazin-2^yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

15 2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3,4-dichlorbenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; . 

mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyi^in-2-yl)-4-(3,4-dichloitenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno- 
20 , : [2,3-d^pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2»(Pyrazinr2-yl)-4-(3.4-dichlorbenzylamino)-6-hitrc>-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

25 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6-dimethyl-thieno-[2 1 3-dJ-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3,4-dichlorbenzylamino)-5 1 6-dimethyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; . 

30 mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-trifIuormethyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2-(FVrazin-2-ylH-(3,4^ichlorbenzylamino)-6-trifluormethyl-thienc>- 
[2,3-dJ-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

35 2-(Pyridin-2-yl)-4-(3.4-dichlorbenzylamino)-€-methyl-thieno-[2, 3-d]- 

pyrimidin; 
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mit 4^hlor-2-(pyridi^ 

. 2-(FVridin-2-ylH-(3,4-dlchlorbenzylamino)-5-methyl-th 
• - pyrimidin; - - - - 

■5 . ; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5.6 l 7.8.tetrahydro-[1J-ben2othieno-[2,3-d]- 
pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)^3,4-dichlorbenzylamino)-5,6 l 7,8-tetrahydro-[1]r 
benzothieno-[2,3-d|-pyrimidin; 

10 . ■ : ■ '■ 

... : -m'>t.4-Chlor-2-(pyridin^ 

^KPyridin^-ylHKS^-dic^lorbenzylaminoJ-S.e-cyclopenteno-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3,4-dichlorbenzylarnino)-5 I 6-cyclphepteno-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4rChlor-2-(pyridin-2-yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin . 

20 2-(Pyridin-2-yl)-4-(3.4-dichlorben2ylamino)-6-ethyl-thieno-{2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chior-2-(pyridih-2-yl)^-chlor-thieno-[2,3-d]^ 

2KPyridin-2-yl)-4-(3 l 4-dichlorbenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
25 pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5K:hlor-6^methyl-thieno-[2,3-d]-pyrim 

2^Pyridin-2-yl)-4-(3 1 4-dichlorbenzylamino)-5-cn|or-6-methyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

30 .. '. > •' 

. mrt 4rChlor-2-(pyridin-2-yl)-6-nitrb-thieno-[2,3^ 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3,4-dichlorben2ylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 



mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 



WO 984)6722 



-98- 



PCI7EP97/04139 



2-(Pyridin-2-ylH-(3,4-dichlorbenzylamino)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-trifIuonTiethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-ylH-(3.4-dichlorbenzylamino)-ei-trifiuormethyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-methyl-thieno-[2, 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-{3 > 4-dichlorbenzylamino)-6-methyl-thieno-[2 1 3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin^-yl) : 5-methyl-thienoT[2,3-dJ-pyrimidin 

2^Pyridin-4-yl)-4-p;4^ichlorber^lamirio)-5-methyl^ 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin^-y[)-5 t 6.7 > 8-tetrahydro-[1]-ben2othieno-[2,3-dJ- 
pyrimidin 

2-{Pyridin-4-yl)-4-(3.4-dichlorbenzyiamino)-5,6,7,8-tetrahydro-[l]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-*-yl)-5,6-cyciopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3 I 4-dichlorben2ylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno- 
[2,3-dJ-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-y!)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin • 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-d.ichlorbenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; . 

m'rt4-Chlor-2-(pyridinT4-yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-dichlorbenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mjt4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3.4-dichlorbenzylamino)-6-chlor-thieno-{2,3-d]- 
pyrimidin; , 



WO 984)6722 



-98- 



PCT7EP97/04139 



2-(Pyridin-2-ylH-(3,4Hdichlorbenzylamino)-5,6-dimethy|-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit4-Chior-2-(pyridin-2-yl)-6-trifIuormethy!-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

5 . ^Pyr'd'n-Z-y'M-CS^-dichlorbenzylaminoJ-e-trlfluormethyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-methyl-thieno-[2, 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-dichlorben2ylamino)-6-methykhieno-[2,3-d]- 
10 pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2^Pyridin-4-yl)-4-(3,4-dichloiter^lamino)-5-methyl-thierio-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

15 . 

mjt4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5.6,7.8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d] 
pyrimidin 

2-(Pyridin^-yl)^(3,4-dichlorbenzylamino)-5 > 6.7,8-tetrahydro-[1]- 
benzothieno-[2, 3-d]-pyrimidin; 

20 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5,6-cyclopenteno-thierio-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-dichlorbenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno- 
[2,3-dJ-pyrimidin; 

25 mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3^]-pyrimidiri 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-dichlorbenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

, : mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

30 Z^Pyridin^-ylH-CS^-dichlorbenzylaminoJ-e-etnyl-thieno-p.S-d]- 
pyrimidin; ' - 

mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-chlor-thieno-[2,3Hd]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3.4-dichlorbenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3-d]- 
35 pyrimidin; 
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. S^lsoxazol-S-ylH^STnltrDbenzylaminoJ-S.ej.S-tetrahydro-II]. 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; ' 

- mit4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-5;6-c^ 

5 .2^lsoxazol-5-ylM-(3-nitrobenzylamino)-5,6^^^ 
d]-pyrimidin; 

mit4<:hlor-2-(isoxazo 

2^IspxazoU5-yl)^3-nitrobenzylamino)-5 p 6^clohepteno-thieno-[2,3- 
10 . d]-pyrimidin; 

mit-4-Chlor-2-(isoxazol^ 

2-(lsoxazol-5-yl)^3^nitrobenzylanriino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

J5 ■ _ ' , , . , 

mM-Chlor^ 

2-(lsoxazoI-5-yi)-4-(3-nitrobenzylamino)-6-chJor-thieno-{2 1 3-d]- 
pyrimidin; 

20 mit4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-5^^ 

2-(lsoxazol-5-yl)^-(3-nitrobenzylamino)-5-chlor-6-nriethyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; . 

mit4-Chlor-2r(isoxazol-5-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

25 2^lsoxazol-5^yl)-4-{3-nltrobenzyiamino)-6-nitro-thieno-[2 I 3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor.2^isoxazol-5-yl)-5,6^imethyl-thieno-[2 l 3-d]-pyrimidin • 

2 : (lsoxazol-5-ylH-(3-nitrobenzylamino)-5,6^imethyl-thien6-[2,3-d]- 
30 pyrimidin; 

mit 4-Chior-2^isoxazol-5-yl)^^ 

2-(lsoxazol-5-yl)^3-nitrobenzylamino)r6-trifluomiethyl-thieno-[2 1 3- 
d]-pyrimidin; 

35 

mrt4-Chlor-2-(pyrazih-2^l)-6-met^ " 
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2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3-nitroben2ylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mil 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-{Pyrazin-2-yl)-4-(3-nitroben2ylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6 l 7,8-tetrahydro-[1]-ben20thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin 

^-(Pyrazin^-yO^S-nitrobenzylaminoJ-S.S.T.S-tetrahydro-II]- 
benzothieno-[2,3-dl-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5 1 6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3-nitrobenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-(2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit4-Chior-2-(pyrazin-2-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-{Pyrazin-2-yl)-4-(3-nitrobenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mil 4-Ch!or-2-(pyrazin-2-yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3-nitrobenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 

. pyrimidiri; . 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrrmidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3-nltrobenzytamino)-6-chlor-thienb-[2,3-d]. 

pyrimidin; 

mil 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pynazin-2-yl)-4-(3-nitrobenzylamino)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mii4-Ch!or-2-(pyrazin-2-yl)-6-nitrc>-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyi3zin-2-yi)-4-(3-nitrobenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3-d]- 
pyrirnidin; 
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mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2.yl)-5 1 6-dimethyMhienb,[2 1 3Kl]-pyrimidin 

2-(Pyra2in-2-yl)-4-(3-nitroben2ylamino)-5 1 6-dimethyl-thieno-[2 1 3-d]- 
pyrimidin; 



mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-trifluormethyl-thieho-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3-nitrobenzyiamino)-6-trifiuormethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)^.methyl-thieno-[2,3^pyri 

2^Pyridin-2-ylH-(3-nitrobenzylamino)-6-nriethyWhieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yI)-5-methyl-thieno-[2 l 3.dJ-pyrimidin 

2^Pyridin-2-y!H-(3-nitrobenzyiarnino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 

^^pyrimidm; _ ^ ■ ■ 

™t4-Chlor-2-(pyridjn^ 
pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yI)^-(3-nitrobenzylamino)-5 l 6 I 7 l 8-tetrahydro-{1> 
ben20thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mlt4^hlor-2^pyridin-2-yl).5,6-cyclopenteno-thieno-[2>d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)^-(3-nitrobenzylamino)-5 I 6-cyclopenteno-thieno-f2,3- 
dj-pyrimidin; 

mlt4-Chlor-2-(pyridin.2-yl).5,6-^clohepteno4hien6-[2,3<l]-pyrimidin 

2^Pyridin-2-yl)^-(3-hitrobenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit4-Ghlor-2-(pyridin-2-yl)-6^thyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-y!H-(3-nltrobenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin; 

mrt 4-Chlor-2 ! -(pyridin-2-yl)^-chlor-thieno-f2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-ylH-(3-nitrobenzylarnino)-6-chlor-thieno-[2,3-dl- 
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mit 4-Chk>r-2^pyridin-2-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3-nitroben2ylamino)-5-chlor-6-methy!-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit^Chior^pyridin^-yO-^nitro-thieno-^.S-dJ-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-ylM^3-nitrobenzylamino)^-ni^-thieno^2,3^]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5 I 6-dimethyl-thieno-[2 > 3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-2-yl)-4H(3H^ 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2 t 3^d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-ylH-(3-nitroben2ylamino)-6-trifluorTnethyl-thieno-[2 I 3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin^ylM^3-nitrobenzylamino)-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chtor-2-(pyridin-4-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-<Pyridin-4-yl)-4-(3-nitrobenzylamino)-5-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-y!)-5,6,7 l 8-tetrahydro-[1 ]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin 

2-(Pyridin^-yl)-4-(3-nitrobenzylamino)-5,67 1 8-tetrahydr(>[ 
benzothieno-^.S-dj-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5 1 6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrTmidin 

2-(Pyridin-4-ylH-(3-nitrobenzylamino)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin^4-yl)-4-(3-nitrobenzylamino)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 
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mit 4-Chlor-2-(pyridin^yl)-6^thykhieno-[2,3^J^yrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3-nitrob e nzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]- 



pynmidin; 



mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-chlor-thieno-[2 I 3^]-pyrjmidin 

^Pyridin-4-yl)^(3-nitroben2ylamino)^6ichlor-thieno-[2 I 3-d]- 
pyrimidin; 



mit4-Chlor-2-(pyridin-4-ylj-5^hlor^-methyl-th 

2-(Pyridin-4-yl)-4^3-hitrbben2ylamino)-5-chlor-6^ethyl-thieno-r2 3- 
d]-pyrimidin; ' 



™t4-Chlor-2-(py^^^ 

. , ; 2 f > *g i ^^ 

mit ^ehlor-2Kpyridin-4-yl)-5,6^imethyl-thieno-r2,3^J-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3-nitroben2ylamino)-5,6-dimethy^^ 
pyrimidin; : . . ' ' 

2-(Pyridin-4-yl)-4.(3-nitrobenzylamino)-6-trifiuorme 

pyrimidin. ' ' .". 

Analog erhalt man durch Umsetzung von 3,4-Methylendioxyphenethylamin 

™*4-Chlor-2-(pyridin^^ 

^Py^irf.3^l)^3,Wthylend|oxyph 
thieno-[2.3-d]-pyrimidin; 

mit4-Ch!or-2-(pyridin-3-yl)-5-methy^ 

•a^Pyridin^-ylH^a^ethylendioxyphenethylaminoJ-S-methyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4~Chlor-2~^ 3-dl- 
pyrimidin _ ' _ _ 
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2-(Pyridin-3-yl)-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-5,6,7.8- 
tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-cl]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2Kpyridin-3-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridirv3-yl)-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-5 1 6- 
cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4^hlor-2-(pyridin-3-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-fPyridin-3-yl)-4-(3,4-methylendioxyphenethyIamino)-5,6- 
cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor.2-(pyridin-3-yI)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

■* 2-(Pyridin-3-yl)-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-6-ethyl-thieno- 
[2,3-dJ-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-chlor-thieno[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yl)-4-{3,4-methylendioxyphenethylamino)-6-chlor-thieno- 
[2,3-dl-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-3-yl)-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-5-chlor-6- 
methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

rnit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d}-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yl)-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)^6-nitro-thieno- 
[2,3-<i]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5 I 6-dimethyl-thieno-[2 I 3-dl-pyrimidin 

. 2-{Pyridin-3-yl)-4-(3.4-methylendioxyphenethylamino)-5,6-dimethyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Ch!or-2-(pyridin-3-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yl)-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-6-trifluormethyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(isoxa2ol-5-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
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2Klsoxazol-5-ylM-(3.4-methyle^ 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-5-methyl-tW 

5 2-( ,soxazo| -5-y0^-(3.4-methylendio^phenethylamino)-5-methyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit^-Chlor^-tisoxazol-S-yO-S.ej.B-tetrahydro-IIJ-benzothien^.S-d]- 

,' pyrimidin . • . ■ : 

10 2-(lsoxazol-5-yl)^(3.4-methylendioxyphenethylamino)-5,6,7 1 8-tetra- 
hydro-[1 ]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin ; 

mit 4-Ghlor-2-(isoxazol-5-yl)-5,6^t^clopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2'(lsoxazol-5-yH-(3,4-methylendio)(yphenethy!amino)-5 1 6-cyclo- 

mii 4-Ch!or-2-(isoxazol-5-yO^ 

2-(isoxazol-5-yl)-4-(3,4-methylendioxyphehethylamino)-5,6-cyclo- 
hepteno-ihieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

20 ■ ..• . v - • , •. ■ " ' . • .' 

mit4<;hlor-2-0^ 

2-(!soxazol-5-yl)-4-(3,4Tmethyiendiqxyphenethylamino)-6-ethyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrirnidin; 

mit 4-Chtor-2-(ispxazpl-5-y|)-6^ 

2-(Isoxazol-5-yl)^(3,4-methylendidxyphenethylamino)-6-chlor- 

thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mii .4-Chlor~2=(isoxazo^ 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3.4-methylendioxyphenethylamino)-5-chlor-6- 
methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4^ChIor-2-(isoxazol-5-yl)-6rnitro-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yiH-(3.4-methylendioxyphehethylamino)-6-nrtro-thieno- 
' [2,3-d]-pyrimidin; 
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mit ^Chlor^-fisoxazol-S-ylJ-S.e-dimethyl-thieno-p^-dl-pyrimidin 
2-{Isoxazol-5-ylM-{3,4-methyle^ 
thieno-[2 , 3-d]-py ri mid in ; 

-5 mit4-Chtor-2-(isoxazo!-5-yl)-6-trifl^^ 

2-(lsoxazol-5-ylH-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-6- 
trifluormethyI-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin; 

mit ^Chlor^^pyrazin^-ylJ-e-methyl-thieno-P^-dl-pyrimidin 
10/ 2-(Pyrazin-2-yI)^(3,4-methylend^ 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2ry!)-5-^^ 
2-(Fyrazin-2-yl)-4^ 
15 thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-ChIor-2-(pyra2in-2-yl)-5,6 I 7 l 8-tetrahydro-[1 ]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin * 

2-(Pyrazin-2-y!H-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-5 t 6 t 7 t 8-tetra- 
20 hydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-y!)-5 ( 6-cyclopenteno-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 
2-(Pyrazin-2-yl)-4-{3,4-methylendioxyphenethyIamino)-5 t 6-cycio- 
penteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 

mit 4*Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6-cycIohepteno-thieno-[2,3-d]-pyri 
2-(Pyrazin-2-ylH-{3,4-methylendioxyphenethylamino)-5 ( 6- 
cyclohepteno-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin; 

30 mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-ethyl-thieno-l2,3-d]-pyrimidin 

^-(Pyrazin^-yO^S^-methylendioxyphenethylaminoJ-S-ethyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; t 

mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-chlor-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 
35 2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3 ( 4 T methylendioxyphenethylamino)-6-chlor-th 
[2 f 3-d]-pyrimidin; 
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mit4-Chlbr-2-(pyrazin-2-yl^^ 
2 K p y^'n-2-ylM-(3,4-meth^^ 
methyl-thieno-£^ 

5 ' , . ' ■ : " / . , 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)^^ 

2-(Pyrazin-2-ylHK3,4-methylendioxyphenethylamino)-6-nitro-thien 
[2,3-d]-pyrimidin; 

10 mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yI)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimrdin 

2-(Pyrazin-2-yl)^(3 1 4-methylendioxyphenethylamino)-5 I 6-dimethyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; ' 

mit4^hior-2-(pyrazin-2-yl)-6-trifiuormethyl4hieh6-[2,3-d]-pyri 
trifiuormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrjmidjn; 

mit^4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)^(3;4-methylendioxyphenethylamino)-6-methyl- 
20 thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Ch|or-2-(pyridin-2-yl)-5-methyl-thieno-{2 1 3-dj-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-5-methyl- 
thieno-[2, 3-d]-py rimidin; 

25 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl^ 
pyrimidin 

2^Pyridin-2-yl)-4^3Amethylendioxyphenethyi^^ 
hydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

30 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-2-yl)-4-(3 1 4-methylendioxyphenethylamino)-5,6-cyclo- 
penteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 



35 



mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6-cydohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
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2-(Pyridin-2-yl)-4-(3,4-methy^^ 
cyclohepteno-thieno^.S-dJ-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6^thyl-thieno-[2,3rd]-pyrim 

5 2-(Pyridin-2-ylH^3 ( 4-methylendioxyphenethylamino)-6-ethyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yI)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2KPyridin-2-yl)-4-(3 t 4~methylendto^ 
10 [2 r 3-d}-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-^ 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3 t 4.methylendioxyphenethylamino)-5-chlor-6- 
methyl-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin; 

15 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-nitro-thiench[2,3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-2-yl)-4-<3 l 4-methylendi^^ 
[2 t 3-d]-pyrimidin; 

20 mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yI)-5 I 6-dimethyl-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin 

a^Pyridin^-ylH-CS^-methylendioxyphenethyiaminoJ-S.e-dimethyl- 
thieno-P^-dl-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-y!)-64ri^ 

25 2-(Pyridin-2-yl)-4.(3,4-methylendioxyphenethylamino)^trifluormethyl^ 
thieno-[2 ( 3<l]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin^-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin^yl)^(3 ( 4-methylendioxyphenethylamino)^-methyl- 
30 thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5-methyl-thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin^yl)^(3,4-methylendioxyphenethylamino)-5-methyl- 
thieno-{2,3-d]-pyrimidin; 

35 



WO 98/06722 



- 111 - 



PGT/EP97/04139 



mit ^.Chlor-Z-Cpyridin^-ylJ-S.e.Z.S-tetrahydro^lJ-benzothieho-ia.a-d]- 
pyrimidin "' ■ 

a-fPyridin^-ylH-fa^-methylendioxyphenelhylaminoJ-S.e.T.S-tetra- 
hydro-[1]-benzothienb-[2,3-d]-pyrimidin; 

- mit ^Chlor^-Cpyridin^-yO-S.e-cyclopenteho-thiencKZ.a-dJ-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-5,6-cyclo- 
penteno-thieno-{2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin^-yl):5,6-cyclohepteno-thieho-[2,3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-4-yl)-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-5,6- 
cycloheptenb-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-.Ch!or-2-(pyridin-4-yl)-6-ethyl-thieno-[2, 3-d]-pyrimidin 

[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin^-yl)^^hlor-thieno-[2,3Hd]-pyrjmidin 

2-(P7ridin-*-y!)-4-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-6-chlor-thieno- 
" [2,3Hdj-pyrimidin; •* 

mit ^Chlor^^pyridin^-yO-S-chlor-e-methyl-thieno-p.S-dJ-pyrimidin 
2-(Pyridin-4-ylH-(3,4-methyiendio)(yphenethyiamino)-5-chlor-6- 
methyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidih; ', 

mit 4-Chior-2^pyridin^yl)-6-nitro-thiend-[2,3-d]-pyrimidin 

a^Pyridin^-ylH-fS^-methylendioxyphenethyiaminoJ-S-nrtro-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2^pyridin^-yl)-5,6Kiimethyl-thieno-[2,3<i]-pyrimidm 

2-(Pyridin-4^yl)-4-(3,4-methylendioxyphenethyiamino)-5,6-dimethyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrirnidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin^-yl)^trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-ylH-(3,4-methylendioxyphenethylamino)-6- trifluo rmethyl- 
thieno-[2,3-dj-pyrimidin. 
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Analog erhfllt man durch Umsetzung von 3,4-Ethylendioxybenzylamin 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)^-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

5 2-(Pyridin-3-ylH-(3,4^thylendioxybenzylamino)-6.methykhieno. 
[2,3-<J]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2r(Pyridin-3-yl)^-(3,4^thylendioxybenzylamino)-5Hmethyl-thien 
10 [2 ( 3-d}-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5 t 6,7,8-tetrahydro-[1 ]-benzothieno-[2,3-d]- 
pyrimidin . , 

2-(Pyridin-3-yi)-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-5 l 6 ,7,8-tetrahydro- 
15 [lj-benzothiencH[2,3<l]-pyrimidin; 

mrt 4-Chlor-2-(pyridin-3-yI)-5 t 6-cyclopenteno-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-3-yi)-4-(3,4-ethylendioxyben2ylamiho)-5,6-cyciopenteno- 
thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin; 

20 

mit 4-Chlor-2Kpyridin-3-yI)-5^^ 

2-(Pyridin-3-ylH-(3,4-ethy!endioxybenzyiamino)-5 t 6-cyclohepteno- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-ethyl-thieno-[2 r 3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-3-ylM-(3 t 4Te%^ 
d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yI)-6-chloF-thieno-[2,3<l]-pyrimidin 
30 2-(Pyridin-3-ylH-(3 l 4^thylendioxybenzylamino)-6K:hior-thieno-[2 t 3- 
d]-pyrimidin; 



mit 4Xhlor-2-(pyridin-3-yI)-5-chlor-6-methyl-thieno^2 1 3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-3-ylW3 ) 4-ethylendio^ 
35. thieno~[2,3-d]-pyrimidin; 
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mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-nitro4hieno-[2,3-d]-pyrirTiidin 

2-(Pyridin-3-yl)^3,4^thylendioxybenzylamino)^-nitfc>-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yl)^-(3,4^thylendioxybenzyiamino)-5.6-dimethyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2^pyridin-3-yl)^trifluormethyl-thierio-[2,3^]-pyrimid 

2-(Pyridin-3-ylH-(3,4^thylendioxybenzylamiho)-6-trifluormethyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit^-Chior^isoxazol-S-yO-e^nethyl-thieno-^.S-dj-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-6-methyl-thieno 
5 — • - - -{2,3-d]-pyrimidin;~«-- — —~~-~r^- r < , , i y ~L u ~.~ m ^.^ r , 

- mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(isoxazol-5-yl)-4-(3 1 4-ethyiendioxybenzylamino)-5-methyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit^ehlor^^isoxazol-S-yO-S.Sj.B^etrahydro-flJ-benzothieno-J^.S-d]- 
pyrimidin 

2-(!soxazol-5-yl)-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-5,6,7 1 8-tetrahydro- 
[1]-benzothieno-[2,3-d]-pynmidin; 

mit4-Chlor-2-<isoxazol-5-yO-5,6-cyclopentenb-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-5 1 6-cyclopenteno- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2^isoxazol-5-yl)-5,6^yclohepteno-thieno-{2,3-dJ-pyrimidin 

2-(lsoxazol-5-yl)-4-(3,4-ethylendipxybenzylamino)-5,6-cyciohepteno- 
thienb-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chior-2-(isoxazol-5-yl)-6-ethyJrthieno-[2,3-d]-pyrimidin 

^ 2 ^ lsox ^°^y0- 4 -< 3 ' 4 - €th y |e "dioxybenzyla mino)-6-ethy l-thieno-[2,3- 
d]-pynmidin; 
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mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yI)^-chlor-thieno-[2 f 3Kl]-pyiimidin 
2-(lsoxazol-5-ylM-(3,4^thylendio^^ 
d]-pyrimidin; 

5 

mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yI)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2 t 3^]-pyrimidin 
2-(Isoxazol-5-ylM-(3,4-ethylendibxyb 
thieno-[2, 3-d]-pyrimidin; 

10 mit4-Chlor-2-(isoxazoI-5-yl)-6-nifr^^ 

2~(Isoxazol-5-y[H-(3,4-ethylend^ 
d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxa2ol-5-yI)-5,6-dimethyl-thieno[2,3-d]-pyrimidin 
1 5 2-(isoxazoI-5-yl)-4-(3.4-ethylendioxyben2ylamino)-5,6-dimethyl- 
thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxazoi-5-yI)-6-trifluoi7Tiethyl-thien 

2-(isoxazol-5-yI)^-(3,4^thylendioxybenzyIamino)-6-trifluormethy^ 
20 thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2^Pyrazin-2-yl)-4-(3,4-ethylendioxybenzyiamino)-6-methyl-thieno- 
[2,3-dJ-pyrimidin; 

25 . 

v mit 4»Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5-methyl-thieno-[2 ) 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)^(3,4-ethylendioxybenzylamino)-5-methyl-thieno- 
[2 ( 3-d]-pyrimidin; 

30 mrt 4-Chlor-2-(pyrazin-2-y[)-5 l 6 I 7r8-tetrahydro-[1 ]-benzothieno-[2,3-d]- 

pyrimidin 

2-(f^razin-2-yIH-(3 l 4-ethyiendioxybenzylamino)-5 l 6 t 7 t 8«tetrahydro- 
[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 



35 mit 4-ChIor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6-cyclop^ 
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2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3,4-ethylendioxybenzylamrno)-5 I 6-cyclopenteno- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 



mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-r2,3-d]-pyrimidin 

5 2 -( p y ra z'n-2-yl)-4-(3,4-ethylendioxybenzyiamino)-5,6-cyclohepte 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyra2in-2-yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(PyrazirH2-yl)^(3,4^thylendioxyben2ylamino)^thykhieno-[2,3- 
1° d]-pyrimidin; 

mit4-Ghlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-chlor-thieno.[2,3-d]-pyrimidjn 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3,4-ethylendio>cybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3- 

d]-pyrimidin; . _, ._ „_•_____ '_ _ 

15----';-^^^ 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5-chlor^-methy!-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

20 mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6.-hitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2 1 3- 
dj-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3^d3-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-5,6-dimethyl-thieno- 
[2,3-dj-pyrimidin; • 

mil ^Chlor^^pyrazin^-ylJ-S-trifluormethyl-thieno-P.S-dl-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-ylH-(3 i 4^thy!endioxybenzylamino)-6-trifluormetHyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-ChIor-2-(pyridin-2-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-6-methyl-thieno- 
[2,3-dPJ-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-y!)-5-methyl-thi no-[2,3-d]-pyrimidin 



25 



30 
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2-{Pyridin-2-yl)-4-(3,4-ethylendioxyben2ylamino)-5-methyl-thieno- 
. [2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]- 
5 pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-5,6 I 7,8-tetrahydro- 
[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mii 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
10 2-(Pyridin-2-yl)-4-(3.4-ethylendioxybenzylamino)-5,6-cyclopenteno- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3.4-ethylendioxybenzylamino)-5,6-cyclohepteno- 
15 thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d}-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yO-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-6-ethyl-thieno-[2,3- 
dj-pyrimidin; 

20 

mit 4-ChIor-2-(pyridin-2-yl)-6-chlor-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yI)-4-(3 1 4-€thylendioxybenzylamino)-6-chlor-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 

25 mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyjidin-2-yl)-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-5-chlor-6-methyl- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-nitro-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

30 2-(Pyridin-2-yl)-4-(3,4-ethylendioxybenzylamino)-6-nitro-thieno-[2,3- 
d]-pyrimidin; 



35 



mit4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5 1 6-dimethyl-thieno-[2,3Hd]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-(3,4-ethyiendioxybenzylamino)-5 f 6-dimethyl-thieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 
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mit 4-Chlor-2Kpyridin-2-yl^ 
2-(Pyridin-2-yH^3,4-e^^ 
th ieno[2 , 3-d]-py rimidin ; 

5 mit 4-Chlor-2-(pyridin^-yl)-6-m^ 
2-(FVridin^-yl^ 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4^ChkDr-2^pyridin^.yl)-5^ethyl-thieno-[2 t 3^]-pyrimidi^ 
10 2-(Fyridin^yI)^ 
[2,3-d}-pyrimidin; 

mit4-Ch]or-2-(pyridin^-yl)-5 t 67,8 : tetrahydro-[ 
pyrimidin 
15 " "~2^F^ 

[1]-ben20thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2^yridin^yl)-5^^ 

2-(Pyridin^-yIH-(3,4-ethylendioxybenzylamino).5 ( 6-cycIopeh 
20 thieno[2 f 3-d]-pyrimidin; 

mtt4Xhlor-2-<pyridin^yl)-5,6-^^ 

2-(Pyridin^ylH-(3 f 4^thylendioxybenzylamino)-5 I 6K:ycIohepteno- 
thieno-[2,3<i]-pyrimidin; 

25 ■ 1 ' 

mit 4-Cblor~2-(pyridin^ 

2-(Pyrid!n^yO^-(3,4^thylendioxyben2yiamino)-6^th 
dj-pyrimidin; 

30 mit 4-Chlor-2-(pyri 

2-(Pyridin4-yIM-(3/4^thyle^ 

d]-pyrimidin; . • * 

mit 4-Chlar-2-{pyridin^y^ 

thieno-[2,3<!3-pyrimidin; 
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mit 4-Chlor-2-(pyridin^-yl)^-nitro-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin^-yIM-(3,4^thyiendiox^ 
d]-pyrimidin; 

5 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yI)-5,6<limethyl-thieno-[2 ( 3Kl]-pyrimidin 

2-(Pyridin^yl)^-(3,4^thylendio)cyben2ylamino)-5 t 6-dimethyk 
[2 t 3-d]-pyrimidin; 

10 mH:4-Chlor-2-(pyridin^-yl)-6-trifluormethyI4hieno 
2-(FVridin^-yIM-(3 t 4^thyle^ 
thieno-^.S-dJ-pyrimidin. 

Analog erhait man durch Umsetzung von Phenethylamin 

15 

mit 4-ChIor-2-(pyridin-3-yl)-6-methykhieno-[2 I 3<l]-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yIH-phenethyIamino^-methyl-thieno-[2 I 3<l]-pyri 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5-methyI-thieno-[2,3<l]-pyrimidin 
20 2-(Pyridin-3-yl)^-phenethylamino-5-methyl4hieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-5 1 6 l 7 l 8-tetrahydro-[1]-ben2othien^^^^ 
pyrimidin . . . 

Z^Pyridin-S-yO^-phenethylamino-S.ej.S-tetrahydro-lll-benzothieno- 
25 [2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-y[)-5,6-cyciopenteno-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-3-yIH-phenethylamino-5 l 6^dopenteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

30 

mit4-Chlor-2^pyridin-3-yl)-5 t 6-c^^ 

^(Pyridin-S-yO^-phenethylaminchS^-cyclohepteno-thieno-P.S-d]- 
pyrimidin; 



35 mit 4-Chlor-2-(pyridin-3-yl)-6-ethyl-thieno-[2 ( 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-3-yl)^-phenethylamino-6-ethyl-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin; 
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30 



mit 4-Chlor-2^pyridin-3-yl)^^ 

2-(Pyridin-3-yl)^-phenethylamino-6-chlor-thieno-[2 t 3-d].pyrimidin; 

mit ^Chlor^^pyridin-S-yO-S-chlor-Svnethyl-thiencvp.SKJhpyrimidin 

2-(Pyridin-3-yl)-4-phenethylaminp-5-chlor-6-methyl-thienp-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4^hlor-2-(pyridin-3^yl)^nitro4hieno42.3-d]-pyrimidin 

2-(FVridin-3-yl)-4-phehethyiamino-6-nitro4hienb-[2,3-d]^ 



mit 4-Chlor-2-(pyrid^ 

2-(Pyridin-3-yl)-4-phenethylamino-5,6-dimethyl-thieno-I2,3-d]- 
pyrimidin; ' ' 

mit 4-Ch|or-2-(pyridi^ 

2-(Pyridin-3-ylH-phenethylamino-6-trifluomie% 
. pyrimidin; 

20 mit 4-Chlor-2-(isoxazoi-5-y^ 

2-(lsoxazo!-5-yl)^-phenethylamino-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Ghlor-2-(isoxa2ol-5-yl)-5-methyl-thieno42,3-d]-pyrimidh ' 

. 2-(lsoxazol-5-yl)-4-phenethylamino-5-methyl-thieno-f2,3-d]-pyrimidin- 

25 ■■■ ■ . " . 

mit^Chlor^-flsoxazol-S-yO-S.ej.S-tetraty^ 
pyrimidin • 

a-Osoxazol-S-yl^phenethylamincKS.e.y.S-tetrahydro-fl]- 
benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-5 1 6-cyclopente^^^^ 

2-(tsoxazol-5-yl)-4-phenethylamino-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

35 mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yl)-5,6-cyclohepteno-thieno-[2.3-d]-pyrimiriin 
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2-(lsoxazol-5-yl)^-phenethylaminc>5 ( 6-cyclohepteno-thieno-[2 f 3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yI)-6-ethyl-thieno-[2 l 3-d]-pyrirnidin 
5 2<lsoxazol-5-yl)-4-phenethylamino^ 

mit 4-Chlor-2«(isoxazol-5-yl)^^hlor4hieno-[2 f 3-d]-pyrimidin 

2-(!soxazol-5-ylH-phenethylaminch6-chlor-thieno-[2 t 3^]-pyrirnidin; 

10 mit 4-ChIor-2-(isoxazol-5-yI)-5^hlor^«methykhieno-[2,3Kl]-pyrimidin 
2-(lsoxazol-5-ylH-phenethylamino-5-chior-6-methyl-thieno 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-y])-6-nitro-thien6-[2,3-d]-pyrimidin 
15 2-(IsoxazoI-5-yl)^-phenethylamino-6-nitro-thieno-[2 I 3<J]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(isoxazol-5-yI)-5,6Hjirnethyl4hieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-(lsoxazoI-5-yl)-4-phenethylamino-5,6-dimethyi-thieno-[2 ( 3-d]- 
pyrimidin; 

20 

mit 4-Chlor-2<isoxazol-5-yI)-64rifluor^ 

2-(lsoxazol-5-yI)^-phenethylamino-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; • • • 

25 mrt 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yI)-6-methyl-thieno-[2 l 3-d]-pyrimidin 
2-(Pyrazin-2-yIM-phenethylamin^ 

mit 4-Chbr-2-(pyrazin-2-yl)-5-m 

2-(Pyrazin-2-ylH-phenethylamino-5w^ 

30 

mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-y!)-5,6,7,8-tetrahydro-[1]-benzothieno-[2 1 3-d]- 
pyrimidin 

2-( Py razin-2-yl)-4-phenethylamino-5 , 6 , 7 , 8-tetrahydro-[ 1 ]- 
35 benzothieno-thieno-[2 t 3-d]-pyrimidin; 
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mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6-cydopenteno-thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin 

2-(Pyra2in-2-yl)^-phenethyiamin6-5 1 6-cyciopenteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

5 mit4-Chlor-2-(pyra2in-2-yl)-5,6-cyclphepteno-thie 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-phenethylamino-5 1 6-cyclohepteno-thienc>-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-ethyl-thieno-[2, 3-d]-pyrimidin 
10 2-(Pyrazin-2-yl)-4-phenethylamin(>^thyl-thien^ 

' " mrt 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)^-chlor-thieno |2,3-d]-pyrimidin 

: 2-(Pyrazin-2-yl)-4-phenethylamino-6-chlor-thieno-I2,3-d]-pyrimidin; 

™ 15 -^mit4^ 

2-(Pyrazin-2-yi)-4-phenethylamino-5-chlor-6-methyI-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
20 2^Pyrazin-2-yi)^phenethylamino^ 

mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-5,6-dimethyl-thieno-[2.3-d]-pyrimidin 

2-(Pyrazin-2-yl)-4-phenethylamino-5,6-<iimethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyrazin-2-yl)-64ri^ 

2^Pyrazin-2-yl)^phenethylamino-6-trifIuormethyi-thieno-[2,3^]- 
pyrimidin; 

30 mft 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-phenethylamino-6-methyl-thieno-[2,3-dl-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5-methyl-thieno-[2 1 3-dJ-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-ylH-phenethylamino-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin- 

35 
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mit 4-Chtor-2^pyridin-2-yl)-5,67,B^^ 
pyrirnidin 

2-(Pyridin-2-yl)-4-phenethylamino-5,6J l 8-tetrahydro-[1]-ben2othieno- 
[2,3-d]-pyrimidin; 

mrt 4-Chlor-2-(pyridin-2^ 

2-(FVridin-2-ylM-phenethylamino-5 1 6.c^clopenteno-thieno-[2 I 3-d> 
pyrirnidin; 

m'rt4-Chlor-2^pyridii>2-yl)-5,6^cloheptencHthieno-[2,3-d]-pyrimidin : 

2-(Pyridin-2-yl)-4-phenethylamino-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]. 
pyrirnidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-yl)^phenethylamino-6-€thyl-thieno-[2,3-<l]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-ylH-phenethylamino^^hlor-thiencK2,3-d]-pyrirnidin; 

mft 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5-chlor-6-methyMhieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-(FVridin-2-yl)-4-phenethylamino-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-2-ylH-phenethylarnino-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
2-(Pyridin-2-ylH-phenethylamino-5 I 6-dimethyl-thieno-[2.3-d]- 
pyrimidin; 

mtt4-Chlor-2-(pyridin-2-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin - 
2-(Pyridin-2-yl)^-phenethylamino-6-trifluormethyl-thienb-[2,3-d]- 
pyrimidin; 



mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin^-yI)-4-phenethylamino-6-methyi-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 
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mit 4-Chlor-2-(pyridin^-yl)-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimiclin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-phenethylamino-5-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 



mit^Chlor^pyridin^ylJ-S.ey.B-tetrahydro-IIJ-behzothieno-p.S-d]- 
pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-phenethylamino-5,6,7 t 8-tetrahydro-[1]-ben2othieno- 
12,3-dJ-pyrimidin; 

mit 4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridiri-4-y!H-phenethylamino-5,6-cyclopenteno-thieno-[2,3-di- 
pyrimidin; 

- 2-(Pyridin^4-yl)-4-phenethylamino-5,6-cyclohepteno-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-ChloN2-(pyridin^yl)-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
20 2-(Pyridin^ylH-phenethylamino-6-ethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-phenethylamino-6-chlor-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

25 .mif4-ChloN2-(pyridin-4-yl)-5-chlor-6-methyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-phenethylaminb-5-chlor-6-methyl-thieno-l2,3-d]- 
pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-{pyridin-4-yl)-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
30 2-(Pyridin-4-yl)-4-phenethylamino-6-nitro-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

mit4-Chlor-2-(pyridin-4-yl)-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 

2-(Pyridin-4-yl)-4-phenethylamino-5,6-dimethyl-thieno-[2,3-d]- 
pyrimidin; 
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mit4-Ghlor-2-(pyridin-4-yl)-6-trifluormethyl-thieno-[2,3-d]-pyrimidin 
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2-(Pyridin-4-yl)-4-pheneth^ 
. pyrimidin. 

Beispiel 5 

Eine LOsung von 2-(lmidazol-1-yl)^-methyM-(3-nitrobenzylamino)-thieno- 
[2 ( 3-d]-pyrimidin in Methanol wird in Gegenwart von Raney-Nicke! hydriert. 
Der Katalysator wird abfiltriert und die LOsung eingeengt. Man erhalt nach 
Umkristallisation 2-{lmidazoH-y!)-6-methyi-4.(3-aminobenzyIaniino)- 
10 thieno-[2,3-d]-pyrimidin. 

Beispiel 6 /< v 

Eine L6sung yon 6 g 2«(lmidazol-1-yI)^-methyl-4-(3-amino-benzyIamino)- 
15 thieno-[2 f 3-d]-pyrimidin und 0,5 g Titantetrachlorid in 100 ml Methanol wird 
mit 1 ml frisch destilliertem Acetaldehyd versetzt. Anschlieftend gibt man 4 
g Natriumcyanborhydrid dazu und rGhrt 30 Stunden. Man gibt halb- 
konzentrierte Sjalzsaure dazu, arbeitet wie ublich auf und erhalt 2- 
(lmidazol-1-y!)-6-methyl-4-(3-N-ethylamino-benzylamino)-thieno-[2 f 3-d- 
20 pyrimidin. 

Beispiel 7 

Analog Beispiel 2 erhalt man die nachstehenden Verbindungen 

25 

^-(Imidazol-l-yl^S.SJ.S-tetrahydro^S^-difluorbenzylaminoJ-ll]- 
benzothieno-[2,3-d] : pyrimidin, F. 212°; 

2-(lmidazol-1-yl)-5 l 6-c^clopentencH4-benzylamino-thieno-[2,3-d]- 
30 pyrimidin, R 221°; 

2-(lmidazoI-1 -ylVe-methyW-benzyiamino-thieno-p.S-dJ-pyrimidin, F. 

241°; 
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2-(lmidazol-1-yl)-6-methyl«4-(3 I 4-dimethoxybenzylamino)-thieno-[2 I 3- 
d]-pyrimidin, F. 217°; 
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^-(Imidazol-l-ylJ-S-chlor-S-methyl^-CS^-methylendioxybenzylamino)- 
thieno-[2 1 3-d]-pyrimidin, F. 250°; 

5 2-(lmida2ol-1-yl)-5,6J,8-tetrahydrcM*-benzylamino--[1]-ben2othieno- 
[2,3-dJrpyrimidin, F. 190°; 

2-(1,2,4-Tria2ol-1-yl)-6-methyl-4-<3,4-inethylendioxyben2yiamino)- 
thienorI2,3-d]-pyrimidin, F- 231"; 

10 ' ■ 

2-(lmidazol-1-yl)-6-isopropyl-4-(3,4-methylendioxybenzylamino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin, F. 192°; . 

2-(lmidazol-1 -yl)-6-propyM-(3,4-methylendioxybenzylamino)-thieno- 

"1 5 ™ ™j2T3^J^y^^ 
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Die nachfolgenden Beispiele betreffen pharmazeutische Zubereitungen: 

Beispiel A: Injektionsglaser 

5 . ■ 

Eine L6sung von 100 g eines Wirkstoffes der Formel I und 5 g Dinatrium- 
hydrogenphosphat wird in 3 I zwerfach destilliertem Wasser mit 2 n Salz- 
sSure auf pH 6,5 eingestellt, steril filtriert, in Injektionsglaser abgefullt, 
unter sterilen Bedingungen lyophilisiert und steril verschlossen. Jedes In- 

10 jektionsglas enthait 5 mg Wirkstoff. 

Beispiel B: Suppositorien 

Man schmilzt ein Gemisch von 20 g eines Wirkstoffes der Formel I mit 
15 100 g Sojalecithin und 1400 g Kakaobutter, gietit in Formen und ISBt 
erkalten. Jedes Suppositorium enthait 20 mg Wirkstoff. 

Beispiel C: Losung 

20 Man bereitet eine L6sung aus 1 g eines Wirkstoffes der Formel I, 9,38 g 
NaH 2 P0 4 - 2 H 2 O r 28,48 g Na 2 HP0 4 • 12 H 2 0 und 0,1 g Benzalkonium- 
chlorid in 940 ml zweifach destilliertem Wasser. Man steltt auf pH 6,8 ein, 
full* auf 1 I auf und sterilisiert durch Bestrahlung. Diese Losung kann in 

. v Form von Augentropfen verwendet werden. 

25 % . • 

Beispid! D: Salbe 

Man mischt 500 mg eines Wirkstoffes der Formel I mit 99,5 g Vaseline 
unter aseptischen Bedingungen. 

30 

Beispiel E: Tabletten 

Ein Gemisch von 1 kg Wirkstoff der Formel 1, 4 kg Lactose, 1,2 kg Kar- 
toffelstarke, 0,2 kg Talk und 0,1 kg Mag nesiumstearat wird in ublicher 
35 Weise zu Tabletten verpre&t, derart, daB jede Tablette 10 mg Wirkstoff 
enthait. 
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Beispiel F: Dragees 

Analog Beispiel E werden Tabletten gepreSt, die arischlieBend in Qblicher 
Weise mit einem Oberzug aus Saccharose, Kartoffelstarke, Talk, Tragant 
und Farbstoff Qberzogen werden. 

Beispiel G: Kapseln 

2 kg Wirkstoff der Formel I werden in Qblicher Weise in Hartgelatine- 
kapseln gefullt, so daB jede Kapsel 20 mg des Wirkstoffe enthaiL 

Beispiel H: Ampullen 

Eine Losung von 1 kg Wirkstoff der Formel I in 60 I zweifach destilliertem 
Wasser wird steril filtriert, in Ampullen abgefGllt, unter sterilen Bedingun- 
gen lyophilisiert und steril verschlossen. Jede Ampulle enthalt 10 mg 
Wirkstoff. 

Beispiel I: Inhalations-Spray 

Man lost 14 g Wirkstoff der Formel I in 10 I isbtonischer NaCI-Losung und 
fullt die Losung in handelsubliche SpruhgefSSe mit Pump-Mechanismus. 
Die L6sung kann in Mund oder Nase gesprQht werden. Ein SprtlhstoS 
(etwa 0,1 ml) entspricht einer Dosis von etwa 0,14 mg. 
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PatentansprQche 



1 . Verbindungen der Foimel 



wonn 



R\R 2 



R z HN' 



.(CH 2 ) n 





jeweils unabhangig voneinander H, A, OA, Alkenyl, 

Alkinyl, N0 2 , CF 3 oder Hal, 

wobei einer der Reste R 1 oder R 2 immer * H ist. 



R 1 und R 2 zusammen auch Alkylen.mit 3-5 C-Atomen, 



20 



3 n 4 



25 



R , R 



jeweils unabhangig voneinander H, A, OA, Hal, N0 2 , 
NH 2 , NHA oder NAA', 



R 3 und R 4 zusammen auch -0-CH 2 -CH 2 -, -O-CH 2 -0- oder 
-O^CH 2 -CH 2 -0-, 

A, A' jeweils unabhangig voneinander Alkyl mit 1 bis 6 C- 

Atomen, 



30 



einen unsubstituierten oder ein-, zwei- oder dreifach 
durch A. Hal oder CF 3 substituierten ungesSttigten 5-7- 
gliedrigen Heterocyclus mit.1-4 N, O- und/oder S- 
Atomen, worin zusatzlich weitere CH 2 -Gruppen durch 
NH, NA, S oder O ersetzt sein konnen, Qber N oder C 
gebunden, 
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Hal 



F, CI, Br oder 
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h' " 0, 1, 2 Oder 3 

bedeuten, 

sowie deren physiologisch unbedenklichen Salze. 
I. Verbindungen der Formel I gemSfi Anspruch 1 

(a) 2-(1-lmidazolyl)-6-methyl-4-(3,4-methylendioxy-benzylamino)- 
thieno-[2,3-d}-pyrimidin ; 

(b) ^2-(1^lmidazoly0^6^imethyl^(3T4-mem^ 
amin6)-thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

(c) 2-(1-lmidazolylH-(3,4-methy(endioxy-ben2yiamino)-5,6,7,8- 
tetrahydro-(1 j-benzothieno-[2 ,3-d]-pyrimidin ; 

(d) 2^1-.lmidazolyl)-5-chlor-4-(3i4-methylendioxy-benzylarnino)- 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

(e) 2-(1-!midazolyl)-6-chlor-4-(3.4-methylendioxy-ben2ylarnino)- . 
thieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

(f) 2-(1 < 2,4-Triazol-1-yl)-4-(3,4-methylendioxy-benzylamino)- 
5 ,67,3- tetrahydrp-[ 1 >benzothieno-[2,3-d]Tpyrirnidin; 

(g) 2-(Pyrazol-1-yl)-4-(3 l 4-methylendioxy-benzylamino)-5,6 l 7 l 8 
ieirahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin; 

(h) 2-{Pyridin-3-yl)-4-(3 1 4-methylendioxy-benzylamino)-5,6,7,8- 
tetrahydro-[1]-benzothieno-[2,3-d]-pyrimidin. 



PCT/EP97KM139 

130- 

3. Verfahren zur Herstellung 

a) von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 sowie deren 
Salzen, worin X ilber N gebunden ist, 

dadurch gekennzeichnet, daB man eine Verbindung der Forme! II 



10 




II 



15 worin 

R\ R 2 f R 3 , R 4 und n die angegebenen Bedeutungen haben, 

und L CI, Br, OH, SCH 3 oder eine reaktionsfahige veresterte OH- 
2Q Gruppe bedeutet, 

mit einem unsubstituierten oder ein«, zwei- oder dreifach durch A, Hal 
Oder CF 3 substituierten unges§ttigten 5-7-gliedrigen Heterocyclic mit 
mindestens einer NH-Gruppe, worin zusatzlich weitere CH 2 -Gruppen 
25 durch NH, NA, S oder O ersetzt sein konnen, 

umsetzt, 

oder 

30 

b) von Verbindungen der Formel I nacH Anspruch 1 sowie deren 
Salzen, worin X uber C gebunden ist, 

dadurch gekennzeichnet. daB man eine Verbindung der Formel III 



4 
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~T5 



20 



25 



30 




wonn 

R 1 , R 2 und X die angegebenen Bedeutungen haben, 

iO und L c '» Br » 0H » SCH 3 oder eine reaktionsfahige veresterte OH- 

. Gruppe bedeutet, 

mit einer Verbindung der FormeMV 




IV 



35 



wonn 



R 3 , R 4 und n die angegebenen Bedeutungen haben, 



umsetzt, 
oder 

c) daB man in einer Verbindung der Formel I einen Rest R 1 , R 2 , 
R 3 und/oder R 4 in einen anderen Rest R 1 , R 2 f R 3 und/oder R 4 urn- 
wandelt, indem man eine Nitrogruppe reduziert, eine primare oder 
eine sekundSre Aminogruppe durch reduktive Aminierung in ein 
alkyliertes Amin^umwandelt oder acyliert, 

und/oder daS man eine basische Verbindung der Formel I durch 
Behandeln mit einer Saure in eines ihrer Salze Gberfuhrt 



WO 98/06722 



-132- 



PCTYEP97/04139 



10 



4. Verfahren zur Herstellung pharniazeutischer Zubereitungen, dadurch 
gekennzeichnet dafi man eine Verbindung der Formel I nach An- 
spruch 1 und/oder eines ihrer physiologischen unbedenklichen Salze 
zusammen mit mindestens einem festen, flOssigen oder haibflQssigen 
Trager- oder Hilfsstoff in eine geeignete Dosierungsform bringt. 

5. Pharmazeutische Zubereitung, gekennzeichnet durch einen Gehalt 
an mindestens einer Verbindung der Formel I nach Anspruch 1 
und/oder einem ihrer physioiogisch unbedenklichen Salze. 

6. Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 und ihre physioiogisch 
unbedenklichen Salze zur Bekampfung von Krankheiten des Herz- 
Kreislaufsystems und zur Therapie von Potenzstarungen . 

15 7. Arzneimittel der Formel I nach Anspruch 1 und ihre physioiogisch 
unbedenklichen Salze als Phosphodiesterase V-Hemmer. 

8. Verwendung von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 und/- 
oder ihre physioiogisch unbedenklichen Salze zur Herstellung eines 

20 Arzneimittels. 

9. Verwendung von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 
und/oder ihrer physioiogisch unbedenklichen Salze bei der 
Bekampfung von Krankheiten. 

25 
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